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@ Thieno[2.3-d]pyrimidinderivate der allgemeinen Formein I 
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in der die Substituenten die folgende Bedeutung hat)en: 

Ri Wasserstoff. Ci-Cs-AIkyl. Ci-Ca-ChloralkyI, Ca-Ce-CycloalkyI, Phenyl oder Benzyl 

Ruor, Chlor, Brom Jod» Hydroxy. Azido, Cyano. Thiocyanato, Mercapto, ein nicht uber Stickstoff 
gebundener organischer Rest oder ein Rest NR^R^, worin R^ und R^ unabhangig voneinander 
Wasserstoff. Amino oder organische Reste bedeuten oder gemeinsam mit dem Stickstoffatom einen 
heterocyclischen Rest mit 3 bis 8 Ringatomen bilden. mit der MaBgabe, daB R^ nicht Phenoxy-Ca-Ca- 
alkylamino bedeutet, 

R3 Chlor, Bromm Hydroxy oder Mercapto. mit der MaBgabe. 6aB nicht gleichzeitig R^ Hydroxy und R^ 
Brom bedeutet und daB nicht gleichzeitig R^ Hydroxy und Alkoxycarbonyl oder Carboxy bedeutet, 

R* Wasserstoff, Ci-CG-Alkyl. Ca-Ce-Mono-. Di- oder Trihalogenalkyl. Phenyl. Cyano. Formyl. Hydroxyimi- 
nomethyl, Carboxy. Alkoxycarbonyl. Aminocartx)nyl oder einen Rest der Fonmel 

CH = X 

worin X der ut>er Stickstoff gebundene Rest eines primaren Amins oder der Ober der Kohlenstoff 

gebundene Rest iner methylenaktiven Verbindung ist. 
sowie die Tautomeren dieser Thieno[2.3-d]pyrimidinderivate und die nutzpflanzenvertraglichen Saize dieser 
Thieno[2.3-d]pyrimidinderivate und ihrer Tautomeren. 

Di Verbindungen I finden als Insektizid . Wachstumsregulatoren und Herbizide Verwendung. 
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Die vorliegende Erfindung betrifft neue Thieno[2.3-d]pyrimidinderivate der aJlgemeinen Fomnel I 

R2 

in der die Substttuenten die folgende Bedeutung haben: 
10 Wasserstoff. Ci-Cs-AIkyI, Ci-Ca-Chloraikyl. Cs-Ce-CycloalkyI, Phenyl Oder Benzyl 

R2 Ruor. Chlor. Brom, Jod. Hydroxy. Azido. Cyano. Thiocyanato, Mercapto, ein nicht uber Stickstoff 
gebundener organischer Rest oder ein Rest NR^R^» worin R^ und R^ unabhangig voneinander 
Wasserstoff. Amino oder organische Reste bedeuten Oder gemeinsam mit dem Stickstoffatom 
einen heterocyctiscfien Rest mit 3 bis 8 Ringatomen bilden. mit der MaBgabe. 6aB R^ nicht 
75 Phenoxy-Ca-Ca-alkylamino bedeutet, 

R3 Chlor. Brom, Hydroxy oder Mercapto mit der MaBgabe, daB nicht gleichzeitig R^ Hydroxy und R^ 
Brom bedeutet und daB nicht gleichzeitig R^ Hydroxy und R* Alkoxycarbonyl oder Carboxy 
bedeutet, 

R* Wasserstoff. Ci-Ce-AlkyI, Ca-Cc-Mono-. Di- oder Trihalogenalkyl. Phenyl. Cyano, Formyl, Hy- 
20 droxyiminomethyl. Cartwxy. Alkoxycarbonyl, Aminocartwnyl oder ein Rest der Formel 

CH = X ^ 

worin X der Qber Stickstoff gebundene Rest eines primaren Amins oder Gber der Kohlenstoff 
25 gebundene Rest einer methylenaktiven Verbindung ist. 

sowie die Tautomeren dieser Thieno[2.3-d]pyrimidinderlvate und die nutzpflanzenvertraglichen Saize dieser 

Thieno[2,3-d]pyrimidinderivate und ihrer Tautomeren. 

AuBerdem betrifft die Erfindung die Herstellung der Verbindungen I, Mittel zur Bek^mpfung von 

Schadpflanzen und Schadinsekten sowie zur Regulierung des Wachstums von Nutzpflanzen, die Verbindun- 
30 gen I als Wirkstoffe enthalten, sowie die Verwendung der Verbindungen I als Herbizide, Schadlingsbekamp- 

fungsmittel oder Wachstumsregulatoren. 

In der DE-A-26 54 090 und der US-A 4,196.207 sind Thieno[2,3-d>pyrimidinderivate mit fungiziden. 

bakteriziden. antiviralen, wachstumsregulierenden und insektiziden bzw. akariziden Bgenschaften beschrie- 

ben, die in 5-Position auch halogensubstituiert sein konnen. In der Beschreibung und in den Beispielen 
35 werden jedoch nur Wasserstoff und Methyl als Substituenten in der 5-Position genannt. Die Wirksamkeit 

dieser Substanzen als Herbizide. Schadlingst}ekampfungsmittel und wachstumsregulierende Mittel ist 

unbefriedigend. Weiterhin sind aus den Arbeiten von M.M. Robba et al, (C.R. Acad. Sc. Paris (1968), 267, 

697-700) und N.V. Kaplina et al. (Phanm. Chem. Journal (1987). 21 (2) 126-129) Thieno(2.3-d)- 

pyrimidinderivate bekannt, in denen in 4-SteIlung Hydroxy und in 5-Stellung Brom steht. Kaplina et al. 
40 haben diese Verbindungen auf antivirale Aktivrtat untersucht. Femer haben S. Kohra et al. (J.Het Chem.. 

(1988). 25. 959-968) das 4.5-Dihydroxy-6-methoxycart)onyl-2-phenyI-thieno[2.3-d]pyrimidin t)eschrieben.' 

Eine Methode zur Herstellung von 4-Oxo-. 4-Thio- oder 4-lmino-thieno[2,3-d]pyrimidinen wird in der IN-151 

496 beansprucht 

Der Erfindung lag die Aufgabe zugrunde, neue Thieno[2,3-d]pyrimidlnderivate mit herbiziden und 
45 vert)esserten wachstumsregulierenden sowie verbesserten insektiziden Wirkungen bereitzustellen. 

DemgemaB wurden die eingangs definierten Thieno[2,3-d]pyrimidinderivate I gefunden. Die Verbindun- 
gen I weisen bemerkenswerte insektizide, herbizide und wachstumsregulierende Bgenschaften auf. 

Die Verbindungen I. in denen R^ und/oder R^ fur die Hydroxy oder die Mercaptogmppe stehen, bilden 
Keto-Erwl-Tautomere. Beide Formen gehoren et>enso zu den Verbindungen nach der Erfindung wie die 
50 pflanzenvertraglichen Saize. z.B. von Mineralsauren. wie Salzsaure, Schwefelsaure oder Phosphorsaure. 
Oder von organischen Sauren. wie Essigsaure, Malonsaure, Bemsteinsaure oder Fumarsaure. 

Unter den Verbindungen I sind diejenigen bevorzugt. in denen die Substituenten die folgende Bedeu- 
tung haljen: 

R^ Wasserstoff, Ci-Cs-Alkyl. Ci -Cs-Chioralkyl. Ca-Cs-Cycloalkyl. Phenyl oder Benzyl 
55 R2 Hydroxy, Ruor. Chlor, Brom. Azido, Cyano, Thiocyanato, Ci -C2o-Alkoxy, Ca-Ce-Alkenyloxy. C3- 
Cs-AIkinyloxy. Ci-C4-AIkoxy-C2-C6-aIkoxy, Phenoxy-C2-C6-aIkoxy, C3-Ci2-CycloaIkoxy. Hydroxy- 
C2-Cs-aIkoxy, Chtor-Ca-Cs-alkoxy. Phenyloxy oder Benzyloxy, Phenylethoxy, Amino-Ca-Cg-alkoxy, 
Bis(Ci-C4-alkyl)amino-C2-C6-alkoxy, Hydr xy-Ci-C^-alkylamino-Ca-Cs-alkoxy, Mercapto, Ci-Cis- 
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Alkylthio. Ca-Cs-Cycloalkylthio. Ca-Ce-Alkenylthio, Ca-Ce-Alkinylthio. Hydroxy-C2-C6-alkylthio. Bis- 
Ci -Ca-alkylamino-Ca-Ce-alkylthio. Carboxy-Ct -Ci-alkylthio, Ci -Ca-Alkoxycarbonyl-Ct -Ca-alkylthio. 
Furylmethyfthio, Phenylthio Oder Benzylthio, Ci-Ci-Alkoxycarbony (methyl. Carboxym thyl, Bis- 
(Ci -C+-alkoxycarbonyl)methyl. a-Ci-C4-Aikoxycarbonyhcr-cyanomethyI, Dicyanomethyl. Bis- 
(carboxy)methyl. a-Cyano-a-phenyl-methyl. Pyrrolidino, Piperidino, Morpholino. Hexamethylenimi- 
no. N-Methylpiperazino, N-Ethylpiperazino, Imidazolyl, Pyrazolyl, Triazolyl. Tetrazolyl, Thiomorp- 
holino, Hydrazine, Ci-Ca-Alkylhydrazino. Bis-(Ci -C3-aIkyl)hydrazino, Phenyihydrazino. Hydroxyla- 
mino. Morpholin-(1)-yI-amino. Hexamethyl^imino-(1)-yl-amino, einen Rest NR^rs. worin und 
R^ unabhangig vonetnander fur Wasserstoff, Ci-Cao-AIkyl. C3-C2o-AIkenyl, Ca-Cs-Alkinyl. C3-Ct2- 
Cycloalkyl. C3-C6-Cycloalkyl-Ci-C4-alkyI, Hydroxy-Ca-Cs-AlkyL Amino-C2-Ci 2-alkyi, Bis-Ci-CU- 
aJkylamino-Ca-Cs-alkyl, Piperazin-<1)-yl-C2-C4-aIkyl, MorpholirHlhyl-Ca-U-alkyl. CrCa-Alkoxy-C 
1 -C4-a!kyl, Phenoxy-U-CG-Alkyl, Benzyloxy-Ca-Cg-alkyl. Hydroxy-C2-C3-alkoxy-C2-C6-alkyi. 
Hydroxy-C2-C4-alkylamino-C2-C4-alkyl. C2-C3-A!koxy-C2-C3-alkoxy-C2-C6-alkyl, Phenoxy-C2-C4- 
alkoxy-C2-C4-alkyl. Bis-hydroxymethyKCt-Ca-alkyI, Cyano-C2-Cio-aIkyl. Carboxy-C2-Cio-alkyl. C 
i-C3-Alkoxy-C2-C3alkoxy-C2-C3-aIkoxy-C2-C3-alkyl, Phenyl. Phenyl-Ci-C^-alkyl. C3-Ci2-CycloaI- 
kyl, Pyridyl. Fury I. Thienyl. Methylpyridyl» Pyridylmethyl, Furylmethyl, Thienylmethyl oder Ada- 
mantyl stehen, 

wobei, wenn R^ und/oder R^ Phenyl bedeuten oder enthalten. dieser Phenylrest bis zu 3 gleiche 
Oder verschiedene Substituenten. wie Ci-C^-Aikyl. Ci-C^-Alkoxy. Halogen. Nitro. Amino, Hydroxy. 
Hydroxy-Ci-C4-alkyl. Cyano. Carboxy. Aminocarbonyl. Ci-C^-Alkoxycarbonyl, Ci-C^-Acyloxy. C2- 
Ce-Acylamino. Ci-C^-Alkylamino. Ci-C3-Acyl. Carboxy-Ci-Ca-alkyI, Di-Ci -C^-alkylamino sowie 
Trifluormethyl und insbesondere Ruor. Chlor, Brom, Jod. Methyl, Ethyl, Amino, Hydroxy. Me- 
thoxy, Ethoxy, Acetylamino oder Acetyl tragen kann. 
R3 Chlor. Brom oder Hydroxy 

R* Wasserstoff, Methyl, Ci-C2-Mono- Oder Dichloralkyi. Cyano. Carboxy. Ci-C^-Alkoxycarbonyl, 
Amlnocarbonyl oder CH=X, worin X fur Ci-C2o-Alkyiimino, Phenylimino. Carboxymethylen. a-Ci- 
C4-Alkyl-a-cart)oxymethylen. a-Phenyl-ff-carboxymethylen, Di'carboxymethylen, Cyanomethyien, 
a-Ci-C4-Alkyl-a-cyanomethylen, a-Phenyl-o-cyanomethylen, Dicyanomethylen, Formylmethylen. 
cr-Ci-C4-Alkyl-a-formylmethylen. a-Phenyl-a-formylmethylen. Difonmylmethyten, Ci-C4-Aikoxycar- 
bonylmethylen, a-Ci -C4-Alkyl-a-Ci -C4-A!koxycarbonylmethylen, Ci -C4-Dialkoxycart)onyImethylen. 
a-Cyano-a-Ci-C4-aIkoxycarbonyImethylen oder a-Phenyl-arCi-C4-aikoxycarbonylmethylen steht 
Fur den erfindungsgemafien Zweck bevorzugte Verbindungen sind in Tabeile 1 aufgefuhrt. wobei die 
Verbindungen 4,5-Dichloro-6-methyl- (Nr. 12). 4-n-Propylamino-5-chloro- (Nr. 144), 4-n-Butylamino-5-chloro- 
(Nr. 146). 4-sek.Butylamino-5-chloro- (Nr. 147). 4-n-Hexylamino-5-ch!oro- (Nr. 154). 4-n-Heptylamino-5- 
chloro- (Nr. 155), 4-n-Octylamino-5-chlor<>- (Nr. 156), 4-n-Nonylamino-5-chloro- (Nr. 157), 4-(2-Methyl-hept- 
6-ylamino>-5-chloro- (Nr. 168). 4-(1-Ethoxyprop-3-ylamino)-5-chloro- (Nr. 185), 4-Benzylamino-5-chloro- (Nr. 
275), 4-Phenylethylamino-5-chloro- (Nr. 282), 4-(Prop-1-in-3-ylamino)-5-chloro- (Nr. 293) und 4-(Hept-6- 
yIamino)-5-chIoro-thieno[2.3-d]pyrimidin (Nr. 395) besonders t>evorzugt sind. 

Die erfindungsgem55en Verbindungen I konnen z.B. hergestellt werden, indem man Thiophenderivate 
der allgemeinen Formel II 




(II) 



mit einem Dialkylamid III 



0 / . 

^)-N (III) 

in dem T und unabhangig voneinander fur Ci-C4-AIkyl oder zusammen mit dem Amidstickstoff fUr einen 
5 bis 7 gliedrigen gesattigten Heterocyclus stehen, in Gegenwart von 2 bis 20 mol Phosphorylchlorid oder 
Phosphorylbromid, bezogen auf 1 mol II, zu Thieno(2.3-d)pyrimidinderivaten d r allg m inen Fonnnel la 
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in der fQr Chlor oder Brom steht. umsetzt und in diesen gegebenenfalls in an sich Gblicher Weise 
gegen andere Nucleophile Resle austauscht 

Geeignete Diaikylamide 111 sind zum Beispiel N.N-Dimethylfonnamid, N,N-Dimethylac8tamid. N.N- 
Dlethylfonmamid, N.M-Diethylacetamid, N.N-Dimethylpropionamid und N,N-Dimethylt)enzoesaureamld. 

Wichtig fOr das erfindungsgemaBe Verfahren ist die Ven^vendung eines Oberschusses von Phosphoryl- 
chlorid bzw. Phosphorylbromid bezogen auf das eingesetzte Thiophenderivat II. Es kann auch vorteilhaft 
sein. die Reaktion in dem geeigneten Phosphoryihalogenid als Losungsmittel durchzufOhren. Man venven- 
det bevorzugt 2 bis 6 mol Pliosphorylhalogenid pro Mol II. 

Das Molverhaltnis von Thiophenderivat ll zu N,N-Diallcylamid 111 betragt in der Regel 1:1 bis 1:5. 

ZweckmaBig wird die Reaktion in einem inerten Losungsmittel, wie Chlorbenzol, Nitrobenzol, Benzoe- 
sauremethylester, Methylenchlorid, Dichloribenzol. Trichlorbenzol. Benzoesaureethylester. Chlorofonm, Tetra- 
chlorkohlenstoff. eines der oben beschriebenen N.N-Diaikylamide, Trichlorethan, Hexamethylphosphorsaure- 
triamid (HMPT) oder Tetrachiorethylen. durchgefuhrt Bevorzugte Losungsmittel sind Phosphorylchtorid. 
Phosphorylbromid oder eines der oben beschriebenen N.N-Dialkylamide. 

Die Reaktion veriauft ab etwa 20 'C mit ausreichender Geschwindigkeit Bel Temperaturen von uber 
150* C sinkt die Spezifftat der Reaktion. Vorzugsweise fEihrt man die Reaktion in einem Temperaturbereich 
von 50 bis IIO'C durch. 

Die Verwendung von katalytischen Mengen einer Lewis Saure, wie Kaliumchlorid, Natriumchlorid. Eisen- 
(lll>-chlorid. Aluminiumchtorid. Zinkchlorid, Zinnchlorid, Antimonpentafluorid. Bortrichiorid. Tltantetrachlorid. 
Oder eines basischen Katalysators wie N,N-Dimethylanilin oder N,N-Diethylanilln, kann zu einer Steigerung 
der Reaktionsgeschwindigkeit und einer Erhohung der Ausbeute fOhren. 

Die so erhaitenen Verbindungen der allgemeinen Formel la kann man nach bekannten Methoden (The 
Chemistry of Heterocyclic Compounds. "The pyrimidines", ed. D. J. Brown. J. Wiley & Sons. New York, 
London. Vol. 16. (1962); Vol, 16. Suppl. 1, (1970); Vol. 16. Suppl. 2 (1985)) durch den Austausch des 
Halogenatoms in Position 4 gegen andere nucleophile Reste R^ in die korrespondierenden Verbindungen I 
umwandeln. 

Bin weiteres Verfahren zur Herstellang der Thienopyrimidinderivate der allgemeinen Formel I nach 
Anspruch 1 . ist dadurch gekennzeichnet. daB man Verbindungen der allgemeinen Fonmei IV 



in der die Substituenten R^ und R* die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung haben, in an sich ubiicher 
Weise mit einem Saureanhydrid. das mindestens einen Rest R'-CO enthalt. oder einer Carbonsaure R^- 
COOH. Oder einem Addukt aus einer Carbonsaure R^-COOH und einer Lewissaure. wobel R^ jeweils die 
angegebene Bedeutung hat. zu Vertundungen der allgemeinen Formel lb 



umsetzt. diese mit einem Phosphorylhalogenid in Verbindungen der allgemeinen Formel la gemaB An- 
spruch 2 iiljerfuhrt und in diesen geg benenfails R' in an sich ubiicher Weise gegen andere nucleophil 
Reste R2 austauscht. 

In bestimmten Fallen ist es zweckmaBig. di Urns tzung von IV zu lb in zwei Schritten durchzufOhren, 
d.h. die als Zwischenprodukt auftretenden V rbindung n der allgemeinen Form I VI 
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0 




(VI) 



zu isolieren. 

In der Regel setzt man das Saureanhydrid Oder das Addukt in Mengen von 100 bis 500 moi-%. 
bevorzugt 100 bis 300 mol-%. bezogen auf die Verbindungen IV, ein. 
10 Die Carbonsaureanhydride. die mindestens einen Rest R'-CO- enthaften. konnen aus zwei Carbonsau- 
ren R^-COOH. wie Pivalinsaure, Propionsaure Oder Essigsaure; oder aus einer Carbonsaure R'-COOH und 
einer OxosSure. wie Phosphorsaure Oder Schwefelsaure. aufgebaut sein. 

Bevorzugte Carbonsauren R^-COOH sind solche mrt 1 bis 4 Kohlenstoffatomen. insbesondere Amei- 
sensaure und Essigsaure. 

75 Aufierdem kommen auch Addukte aus einer Carbonsaure R^-GOOH und einer Lewissaure. wie Zink- 
chlorid. Bortrifluorid Oder Titantetrachlorid, in Betracht 

CHe Umsetzung von IV zu lb erfolgt vorteilhaft in inerten Losungsmitteln. wie N.N-Dialkylamiden, von 
denen N.W-Dimethylformamid und Dimethylacetamid besonders bevorzugt sind, N-Methylpynrolidon, N.N- 
Dimethylpropylenhamstoff oder Hexamethylphosphorsauretriamid, bei Temperaturen von (-10) bis ISO'C, 
20 vorzugsweise 20 bis 120* C. insbesondere 80 bis 120* C. 

FQr den Fail. daB man die intermediar auflretenden Verbindungen VI isolieren will, wahit man vorzugs- 
weise Reaktionstemperaturen zwischen (-10) und 80* C. 

In der Regel gibt man eine Base wie Triethylamin, N-Methylpyrrolidon oder N.N-Dimethylanilin. in 
einem 1- bis 10-fachen Oberschufl. bevorzugt 1- bis 5-fachen UberschuB zu, bezogen auf das Cart)onsaure- 
25 anhydrid, die Carbonsaure oder das Cartx>nsaure-Lewissaure-Addukt 

Der Zusatz eines wasserentziehenden Reagenzes. wie Dicyclohexylcart)odiimid, oder eines Vilsmeier- 
Reagenzes kann die Reaktion beschleunigen und die Ausbeute an lb erhohen. 

Die Hydroxygruppe in 4-Stellung der Verbindungen lb kann man anschiiefiend nach an sich tiekannten 
Methoden beispielsweise mrt Phosphorylchlorid oder Phosphorylbromid gegen Chlor oder Brom austau- 
30 schen. 

Gegegenenfalls kann man das Chlor bzw. Brom in 4-StelIung nach an sich bekannten Methoden gegen 
andere nucleophile Reste R^ substituieren. 

Auch durch die Umsetzung der Verbindungen II mit Orthoestem (V) gemafl Anspruch 4 zu den 
Thiophenderivaten VI und anschliefiende Cyclisierung in Gegenwart eines geeigneten Nucieophils konnen 
35 die erfindungsgemaBen Thieno[2,3-dlpyrimidinderivate I erhalten werden. 



40 



45 



(R80)3C-Rl^ R^-s^ CHRS 

(II) (V) (VI) 



NUC. R 
A 



R2 

R4^Xs3^!^^ 
(I) 



50 Die zuletzt beschriebene Reaktionsfolge ist an sich aus der DE-A 26 54 090 bekannt Die Thiophenderi- 
vate II und IV kann man nach den in der EP-A1 0193 885 beschriebenen Vorschriften erhalten. 

Zur Darstellung von pflanzenvertraglichen Salzen kann man die Thieno(2.3-d)pyrimidinderivate I mit 
ubiicherweise verwendeten Salzbildnem, wie Chlonwasserstoffsaure. Bromwasserstoffsaure, Jodwasserstoff- 
saur . Schwefelsaur , Phosphorsaure. Ameisensaure, Essigsaure. Oxalsaure, Benzolsulfonsaure. p-ToIuol- 
55 sulfonsaure. Dodecylbenzolsulfonsaur , Methylbromid, Dim thylsulfat oder Diethylsulfat im Temperaturlje- 
r ich von 0 bis 150* C, vorzugsweis 20 bis 120* C. umsetzen. 

Die Salzbildung wird zweckmaBig nrveise in ein m Losungs- oder V rdOnnungsmittel durchgefuhrt. 
Hi rzu eignen sich beispielsw is aliphatisch Kohlenwasserstoffe. wi n-Pentan, n-H xan oder P trolether. 
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aromatische Kohlenwasserstoff , wi Benzol, Toluol oder Xylole, Benzin Oder Ether, wi Diethylether. 

MethyKert-buty lather, Tetrahydrofuran oder Dioxan. femer Ketone, wie Aceton, Methylethylketon oder 

Methylfsopropylketon. sowie halogeniert Kohlenwasserstoffe, wie Chtort)enzol, Methylenchlorid. Ethylen- 

chlorid. Chloroform und Tetrachlorethyl n. Auch Gemische dies r Losungsnnlttel konnen v rwendet werden. 
5 Zur Herstellung der Saize der Verbindungen I setzt man die Ausgangsstoffe iiblicherweise in stochio- 

metrischem Verhaltnis ein. Bn UberschuB der einen oder anderen Komponente kann von Vorteil sein. 

Die erfindungsgemaBen Herbizide. Wachstumsregulatoren und Schadlingsbekampfungsmltlel konnen 

beisplelsweise direkt versprOhbare Losungen, Pulver. Suspensionen, auch hochprozentige waBrige, olige 

Oder sonstige Suspensionen. waBrige oder olige Dispersionen, Emulsionen, Fasten, Staut)emittel, Streumit- 
10 tel Oder Granulate sein und durch VersprGhen, Vemebein, Verstauben. Verstreuen oder GieBen angewendet 

werden. Die Anwendungformen richten sich nach den Verwendungszwecken; sie sollten in jedem Fall eine 

moglichst feine Verleilung der erfindungsgemaBen Wirkstoffe gewahrleisten. 

Als inerte Tragerstoffe kommen Mineralolfraktionen von mittlerem bis hohem Siedepunkt. wie Kerosin 

Oder Dieselol. femer Kohlenteerole sowie Ole pfianzlichen oder tierischen Ursprungs, aliphatische. cyclische 
75 und aromatische Kohlenwasserstoffe, z.B. Toluol, Xylol, Paraffin; Tetrahydronaphthalin, alkylierte Niaphthali- 

ne Oder deren Derivate. Methanol, Ethanol, Propanol. Butanol. Cyclohexanol, Cyclohexanon, ChlortJenzol, 

Isophoron oder stark polare Losungsmittel wie N,N-Dimethylformamid, N-Methylpyrrolidon oder Wasser In 

Betracht. 

WaBrige Anwendungsformen konrmn aus Emuisionskonzentraten, Dispersior^, Fasten, netzijaren 
20 Pulvem Oder wasserdispergiert>aren Granulaten durch Zusatz von Wasser bereitet werden. Zur Herstellung 
von Emulsionen, Fasten oder Oklispersionen konnen die Substrate als solche oder in einem 01 oder 
Losungsmittel gelo St. mittels Netz-, Haft-, Dispergier- oder Emulgiermittel in Wasser homogenisiert werden. 
Es konnen aber auch aus wirksamer Sul)stanz, Netz-. Haft-, Dispergier- oder Emulgiermittel und eventuell 
Losungsmittel oder 01 bestehende Konzentrate hergestellt werden, die zur Verdunnung mit Wasser 
25 geeignet sind. 

Oberflachenaktive Stoffe erieichtem die feine Verteilung. Als solche kommen Alkali-, Erdalkaii-. Ammo- 
niumsaize von Ligninsulfonsaure, Naphthalinsulfonsaure, Fhenolsulfonsaure, Dibutylnaphthalinsulfonsaure; 
Alkylarylsulfonate, Alkylsutfate, Alkylsulfonate, Fettalkoholsulfate und Fettsauren sowie deren Alkali- und 
Erdalkalisalze. Salze von sulfatiertem Fetlalkoholglykolether, Kondensationsprodukte von sulfoniertem 

30 Naphthaiin und Naphthalinderivaten mit Formaldehyd. Kondensationsprodukte des Naphthalins bzw. der 
Naphtalinsulfonsaure mit Phenol und Formaldehyd, Alkylarylpolyglykolether. wie ethoxyliertes Isooctylphe- 
nol, Octylphenol, Nonylphenol, Tributylphenylpolyglykolether, Fettalkoholethoxylate. wie Isotridecylethoxylat 
und wie ethoxyliertes Rizinusol, Kondensationsprodukte aus Ethylenoxid und Propylenoxid, wie ethoxyliertes 
Polyoxypropylen, Sorbitester, Lignin-Sulfitablaugen und Methyfoellulose in Betracht. 

35 Pulver-, Streu- und Staubemittel konnen durch MIschen oder gemeinsames Vermahlen der wirksamen 
Substanzen mit einem festen Tragerstoff hergestellt werden. 

Granulate, z.B. UmhUllungs-, Impragnierungs- und Homogengranulate. konnen durch Bindung der 
Wirkstoffe an feste Tragerstoffe hergestellt werden. Feste Tragerstoffe sind Mineralerden wie Silicagel, 
Kieseisauren, Kieselgele, Silikate, Talkum. Kaolin, Kalkstein. Kalk. Kreide, Bolus, LoB. Ton. Dolomit, 

40 Diatomeenerde, Calcium- und Wlagnesiumsulfat, Magnesiumoxid. gemahlene Kunststoffe, Dungemittel. wie 
Ammoniumsulfat. Ammoniumphosphat, Ammoniumnitrat, Hamstoffe und pflanzliche Produkte, wie Getreide- 
mehl, Baumrinden-, Holz- und NuBschalenmehl, Cellulosepulver oder andere feste Tragerstoffe. 

Die Fomnulierungen enthalten ubiicherweise zwischen 0,01 und 99 Gew.%, vorzugsweise zwischen 0,1 
und 70 Gew.-%, Wirkstoff. Die Wirkstoffe werden zweckmaBig in einer Reinheit von 80 % bis 99,9 %, 

45 vorzugsweise 90 % bis 99 % (nach NMR-Spektrum) eingesetzt 

Die erfindungsgemaBen Verbindungen I konnen beisplelsweise wie folgt formuliert werden: 

I. Man vermischt 90 Gewichtsteiie der Verbindung Nr. 431 mit 10 Gewichtsteilen N-Methykr-pynrolidon 
und erhalt eine Losung, die zur Anwendung in Form kleinster Tropfen geeignet ist 

II. 20 Gewichtsteiie der Verbindung Nr. 154 werden in einer Mischung gelost, die aus 80 Gewichtsteilen 
50 Xylol. 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 8 bis 10 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Olsaure-N- 

monoethanolamid. 5 Gewichtsteilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulfonsaure und 5 Gewichtsteilen des 
Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ricinusol besteht Durch AusgieBen und feines 
Verteilen der Losung in 100 000 Gewichtsteilen Wasser edialt man eine waBrige Dispersion, die 0,02 
Gew.% des Wirkstoffs enthalt. 
55 Ml. 20 Gewichtsteiie der Verbindung Nr. 155 werden in einer Mischung gelost, di aus 40 Gewichtst il n 
Cycloh xanon, 30 G wichtsteilen Isobutanol, 20 Gewichtsteil n des Anlagerungsproduktes von 7 Mol 
Ethylenoxid an 1 Mol lsooctylpherK>l und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol 
Ethylen xid an 1 Mol Ricinusol t^esteht Durch GngieBen und feines Verteilen der Losung in 100 000 
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Gewichtsteilen Wasser erhalt man eine waBrige Dispersion, die 0,02 Gew.% des Wirkstoffs enthalt. 

IV. 20 Gewichtsteil des Wirkstoffs Nr. 168 w rden in iner Mischung gelost. di aus 25 Gewichtsteilen 
Cyclohexanon, 65 Gewichtsteil n einer Mineralolfraktion vom Siedepunkt 210 bis 280 'C und 10 
G wichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mo! Ethylenoxid an 1 Mol Ricinusol besteht. Durch 

5 EingieBen und feines Vert ilen der Losung in 100 000 Gewichtsteilen Wasser rhalt man eine waBrlge 
Dispersion, die 0.02 Gew.% des Wirkstoffs enthalt. 

V. 20 Gewichtstelle des Wirkstoffs Nr. 385 werden mit 3 Gewichtsteilen des Natriumsaizes der 
Diisobutylnaphthalin-a-sulfonsaure. 17 Gewichtsteilen des Natriumsaizes einer Ligninsuffonsaure aus 
einer Sulfit-Ablauge und 60 Gewichtsteilen pulverformigem Kieselsauregel gut vennischt und in einer 

10 HammermGhle venDahlen. Durch feines Verteilen der Mischung in 20 000 Gewichtsteilen Wasser erhalt 
man eine Spritzbruhe. die 0.1 Gew.% des Wirkstoffs enthalt 

VI. 3 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr. 274 werden mit 97 Gewichtsteilen feinteiligem Kaolin vermischt 
Oder vermahlen. Man erhSIt auf diese Weise ein Staubemittel. das 3 Gew.% des Wirkstoffs enthalt. 

VII. 30 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr. 281 werden mit einer Mischung aus 92 Gewichtsteilen pulverfor- 
15 migem Kieselsauregel und 8 Gewichtsteilen ParafRnol, das auf die Oberflache- dieses KieselsSuregels 

gespruht wurde. innig vermischt Oder vermahlen. Man erhalt auf diese Weise eine Aufbereitung des 
Wirkstoffs mit guter Haftfahigkeit. 

VIII. 20 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr. 292 werden mit 2 Gewichtsteilen Calciumsalz der Dodecylben- 
zolsulfonsaure, 8 Gewichtsteilen Fettalkohol-polyglykolether. 2 Gewichtsteilen Natriumsalz eines Phenoi- 

20 Hamstoff-FormaldehychKondensates und 68 Gewichtsteilen eines paraffinischen Minerals Is innig ver- 
mischt Oder vermahlen. Man erhalt eine stabile olige Dispersion. 

Die Applikad'on der herbiziden und wachstumsregulierenden Mittel bzw. der Wirkstoffe kann im 
Vorauflauf- oder im Nachauflaufverfahren erfolgen. Sind die V^rkstoffe fUr gewisse Kulturpflanzen weniger 
vertraglich. so konnen Ausbringungstechniken angewandt werden, bei welchen die herbiziden Mrttel mit 
25 Hilfe der Spritzgerate so gespritzt werden. daB die Blatter der empfindlichen Kulturpflanzen nach Moglich- 
keit nicht getroffen werden. wahrend die Wirkstoffe auf die Blatter darunter wachsender unerwOnschter 
Pflanzen oder die unbedeckte Bodenflache gelangen (post-directed, lay-by). 

In Anbetracht der Vielseitigkeit der Applikationsmethoden konnen die erfindungsgemaBen Verbindungen 
bzw. sie enthaltende Mittel in einer groflen Zahl von Kulturpflanzen zur Beseitigung unen^unschter Pflanzen 
30 eingesetzt werden. 

Zur Verbreiterung des Wirkungsspektrums und zur Erzielung synergistischer Effekte konnen die 
erfindungsgemaBen Verbindungen 1 mit zahlreichen Vertretern anderer herbizider oder wachstumsregulie- 
render Wirkstoffgruppen gemischt und gemeinsam ausgebracht werden. Beispielsweise kommen als Mi- 
schungspartner Diazine. 4H-3, 1-Benzoxazinderivate. Benzothiadiazinone. 2,6-Dinitroaniline. N-Phenylcarba- 

35 mate, Thiolcarbamate. Halogencartonsauren. Triazine. Amide, Hamstoffe, Diphenylether. Triazinone, Uraci- 
le, Benzofuranderivate, Cyclohexan-1 .3-dionderivate, Chinolincartwnsaurederivate. Aryloxy-, Heteroarylox- 
yphenoxypropionsauren sowie deren Saize, Ester und Amide in Betracht. 

AuBerdem kann es von Nutzen sein. die Verbindungen I ailein oder in Kombination mit anderen 
Herbiziden auch noch mrt weiteren Pflanzenschutzmittein gemischt gemeinsam auszubringen, beispielswei- 

40 se mit Mittein zur Bekampfung von Schadlingen oder phytopathogenen Pilzen bzw. Bakterien. Von 
Interesse ist femer die Mischl>arkeit mit MineralsalzJosungen. welche zur Behebung von Emahrungs- und 
Spurenelementmangein eingesetzt werden. Es konnen auch nichtphytotoxische 6le und OIkonzentrate 
zugesetzt werden. 

Die Aufwandmengen an Wirt«toff bei Anwendung als Herbizide betragen je nach Bekampfungsziel. 
45 Jahreszeit, Zielpflanzen und Wachstumsstadium 0.001 bis 5. vorzugsweise 0,01 bis 3 kg/ha aktive Sub- 
stanz. 

Die Verbindungen der Forme! I konnen praktisch alle Entwicklungsstadien einer Pflanze verschiedenar- 
tig beeinflussen und werden deshalb auch als Wachstumsregulatoren eingesetzt Die Wirkungsvielfalt der 
F^anzenwachstumsregulatoren hSngt ab vor allem 
50 a) von der Pflanzenart und -sorte, 

b) von dem Zertpunkt der Applikation, bezogen auf das Entwicklungsstadium der Pflanze. und von der 
Jahreszeit, 

c) von dem Applikationsort und -verfahren (Samenbeize. Bodenbehandiung, Blattapplikation oder Stamm- 
injektion bei Baumen) 

55 d) von klimatischen Faktoren, z.B. Temperatur, Niederschlagsmenge, auBerdem auch Tageslange und 
Uchtintensitat 

e) von der Bodenbeschaff nheit (einschlieBiich Dungung). 

f) von der Formulierung bzw. Anwendungsfonm des Wirkstoffs und schliefllich 
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g) von den angewend ten Konzentrationen der aktiven Substanz, 

Die erfindungsgemafi zu verwendend n Wachstumsregulatoren der Formel I konnen den Kulturpflanzen 
sowoht vom Samen her (als Saatgutbetzmrttel) als auch Qber den Boden. d.h. durch die Wurzel sowie - 
besonders bevorzugt - durch Spritzung uber das Blatt zugefuhrt werden. 

Infolge der hohen Pflanzenvertraglichkeit kann die Aufwandmenge stark variiert werden. 

Die Thieno[2,3-d]pyrimidinderivate der Formel I sind auch geeignet, Schadlinge aus der Klasse der 
Insekten, Spinnentiere und Nematoden wirksam zu bekampfen. Sis konnen m Pflanzenschutz sowie auf 
dem Hygiene-, Vorratsschutz- und Veterinarsektor als Schadlingsbekampfungsmittel eingesetzl werden. 

Zu den schad lichen Insekten gehoren aus der Ordnung der Schmetterllnge (Lepidoptera) beispielsweise 
Agrotis ypsilon, Agrotis segetum, Alabama argillacea, Anticarsia gemmatalis, Argyresthia conjugella. Auto- 
grapha gamma, Bupalus piniarius, Cacoeda murinana, Capua reticuiana, Cheimatobta brumata, Choristo- 
neura fumiferana, Choristoneura occidentaiis, Cirphis unipuncta, Cydia pomonella, Dendrolimus pini, Diapha- 
nla nitidaiis, Diatraea gmdioseila, Earias insulana. Elasmopalpus lignoselius, Eupoedlia ambiguella, Evetria 
bouliana. Feltia subtenranea. Galleria melk>nella« Grapholita funebrana. Graphoirta molesta, Heliothis armige- 
ra, Heliothis viresceris. Heliothis zea, Helliila undalis. Hibemia defoliaria. Hyphantria cunea. Hyponomeuta 
maiinellus, Kerfferia lycopersicella, Lambdina fiscellaria. Laphygma exigua, Leucoptera coffeella, Leucoptera 
sdtella. Uthocolfetis blancardella. Lobesia botrana. Loxostege sticticaiis. Lymantria dispar, Lymantria mona- 
cha, Lyonetia clerkelia, Malacosoma neustria, Mamestra brassicae, Orgyia pseudotsugata, Ostrinia nubilalis. 
Panolis flamea, Pectinophora gossypiella, Peridroma sauda, Phalera bucephala, Phthorimaea operculella, 
Phyllocnistis Cftrella, Pieris brassicae. Ptathypena scarbra. Plutella xylostella, Pseudoplusia includens. 
Phyacionia frustrana. Scrobipalpula absoluta. Sitotroga cerelella, Sparganothis pilleriana, Spodoptera frugi- 
perda, Spodoptera littoralis, Spodoptera litura. Thaumatopoea pityocampa, Tortrix viridana. Trichoplu^'a ni, 
Zeiraphera canadensis. 

Aus der Ordnung der Kafer (Coleoptera) t>eispielsweise Agrilus sinuatus. Agriotes lineatus. Agriotes 
obscurus, Amphimallus solstftialis, Anisandrus dispar, Anthonomus grandis, Arrthonomus pomorum, Atoma- 
ria linearis, Blastophagus piniperda, Blitophaga undata, Bruchus nifimanus, Bruchus pisorum, Bruchus 
lentis, Byctiscus betulae. Cassida nebulosa, Cerotoma trifurcata, Ceuthonrhynchus assimilis, Ceuthorrynchus 
napi. Chaetocnema tibialis, Conoderus vespertinus, Crioceris asparagi. Diabrotica longicomis. Diabrotica 12- 
punctata. Diabrotica virgifera, Epilachna varivestis, Epitrix hirtipennis. Eutinobothrus brasiliensis. Hylobius 
abietis> Hypera brunneipennis, Hypera postica, Ips typographus. Lema bilineata. Lema melanopus. Leptinot- 
arsa decemlineata, Limonius califomicus, Lissorhoptrus oryzophilus. Melanotus communis. Meligethes 
aeneus, Melolontha hippocastani, Melolontha melolontha, Onlema oryzae. Ortiorrhynchus sulcatus. Otionrh- 
ynchus ovatus, Phaedon cochleariae, Phyllotreta chrysocephala, Phyilophaga sp.. Phyllopertha horticola, 
Phyllotreta nemorum. Phyllotreta strlolata. Popiilia japonica, Sitona lineatus, Sitophilus granaria 

Aus der Ordnung der Zwetflugler (Diptera) beispielsweise Aedes aegypti, Aedes vexans. Anastrepha 
ludens, Anopheles maculipennis. Ceratitis caprtata, Chrysomya bezziana, Ghrysomya homtnivorax, Chryso- 
mya macellaria. Contarinia sorghicola, Cordylobia anthropophaga, Culex piptens, Dacus cucurbitae, Dacus 
oleae. Dasineura brassicae. Fannia canicularis, Gasterophilus intestinalis, Glossia morsitans, Haematobia 
initans, Haplodiplosis equestris. Hylemyia platura. Hypodenma lineata. Liriomyza sativae. Liriomyza trifolii, 
Lucilia caprina, Ludlia cuprina, Lucilia sericata, Lycoria pectoralis, Mayetiola destructor. Musca domestica. 
Musdna stabulans, Oestrus ovis. Osdnelia frit Pegomya hysocyami, Phorbia antiqua, Phorbia brassicae, 
Phorbia coarctata. Rhagoletis cerasi, Rhagoletis pomonella. Tabanus bovinus, Tipula oleracea. Tipula 
paludosa. 

Aus der Ordnung der Thripse fThysanoptera) beispielsweise Frankliniella fusca, Frankliniella ocddenta- 
lis. Frankliniella tritid. Sdrtothrips citri. Thrips oryzae. Thrips palmi. Thrips tabaci. 

Aus der Ordnung der Hautflugler (Hymenoptera) beispielsweise Athalia rosae. Atta cephalotes. Atta 
sexdens. Atta texana. Hoplocampa minuta, Hoplocampa testudinea. Monomorium pharaonis, Solenopsis 
geminata. Solenopsis invicta 

Aus der Ordnung der Wanzen (Heteroptera) beispielsweise Acrostemum hilare, Blissus leucopterus. 
Cyrtopeltis notatus. Dysdercus cingulatus. Dysdercus intermedius. Eurygaster integriceps, Euchistus impic- 
tiventris, Leptoglossus phyllopus, Lygus lineolarls, Lygus pratensis. Nezara viridula. Piesma quadrata. 
Solut)ea insularis. Thyanta perditor. 

Aus der Ordnung der PHanzensauger (Homoptera) beispielsweise Acyrthosiphon onobrychis, Adelges 
lands. Aphldula nasturtii. Aphis faba . Aphis poml. Aphis sambucl. Brachycaudus cardui, Br vicoryne 
brassicae. Cerosipha gossypii, Dreyfusia nordmannianae, Dreyfusia piceae, Dyasphis radicola. Dysaulacort- 
hum pseudosolani. Empoasca fabae. Macrosiphum avenae. Macrostphum euphorbiae. Macrosiphon rosae. 
Megoura viciae. M topok)phium dirhodum. Myzodes persica . Myzus cerasi. Nilaparvata lugens, P mphigus 
bursarius, Perkinsieila saccharidda, Phorodon humuli, Psylla mali. Psylla pin, Rhopatomyzus ascalonicus. 
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Rhopalosiphum maidis, Sappaphis mala, Sappaphis mali, Schizaphis gramtnum. Schizoneura lanuginosa, 
Trialeurodes vaporariomm, Viteus vitifolii. 

Aus der Ordnung der Termiten (Isoptera) beispielsweise Calotermes flavicollis, Leucotermes flavipes. 
R ticulitermes lucrfugus, Tenmes natal nsrs. 

Aus der Ordnung der Geradfiugler (Orthoptera) beispielsweise Acheta domestica. Blatta orientalis. 
Blatteila germanica, Forficuia aurlcularia, Gryllotalpa gryllotaipa, Locusta migratoria, Melanoplus birittatus, 
Melanoplus femur-rubrum. Melanoplus mexicanus, Melanoplus sanguinipes. Melanoplus spretus. Nomada- 
cris septemfasciata. Periplaneta americana, Schistocerca americana. Schistocerca peregrina, Stauronotus 
maroccanus. Tachycines asynamorus. 

Aus der Klasse der Arachnoidea, beispielsweise Spinnentiere (Acarina) wie Amblyomma americanum, 
Amglyomma variegatum. Argas persicus, Boophilus annulatus, Boophilus decoloratus. Boophilus microplus. 
Brevipalpus phoenlcis, Bryobia praetiosa, Dermacentor sitvarum, Eotetranychus carpini, Eriophyes sheldoni, 
Hyalomma truncatum, Ixodes ricinus, Ixodes rubicundus. Ornithodorus moubata. Otobins megnini. Paratetra- 
nychus pilosus. Penmanyssus gallinae, Phyllocaptrata oleivora. Polyphagotarsonemus latus. Psoroptes ovis. 
Rhiplcephalus appendtculatus. Rhipicephalus everts!, Sacxxtptes scabiei, Tetranychus cinnabarinus, Tetrany- 
chus kanzawai, Tetranychus pacificus, Tetranychus telarius, Tetranychus urticae. 

Aus der Klasse der Nematoden. beispielsweise Wurzelgallennematoden. z.B. Meloidogyne hapla, 
Melddogyne incognita, Meloidogyne javanica, Zysten bildende Nematoden, z.B. Globodera rostochiensis, 
Heterodera avenae. Heterodera glycinae. Heterodera schatii, Hetrodera triflolii. Stock- und Blattalchen. z.B. 
Belonolalmus (ongicaudatus, Ditylenchus destructor. Ditylenchus dipsaci. Heliocotylenchus multicinctus, 
Longidorus etongatus. Radopholus similis. Rotylenchus robustus. Trichodorus primitivus. Tylenchorhynchus 
claytoni, Tylenchorhynchus dubius. Pratylenchus neglectus, Pratylenchus penetrans. Pratylenchus curvlta- 
tus, Pratylenchus goodeyi. 

Bei der Verwendung der Verbindungen I als Insektizide konnen die Wirkstoffkonzentrationen in den 
anwendungsfertigen Zubereitungen in groCeren Bereichen variiert werden. 

Im allgemeinen liegen sie zwischen 0,01 und 95 Gew.-%, vorzugsweise zwischen 0.1 und 70 Gew.-%. 

Die Wirkstoffe konnen auch mit gutem Erfolg im Ultra-Low-Volume-Verfahren (ULV) verwendet werden, 
Yfobel es moglich ist. Formulierungen mit mehr als 95 Gew.-% Wirkstoff Oder sogar den Wirkstoff ohne 
Zusatze auszubringen. 

Die Aufwandmenge an Wirkstoff betragt unter Freilandbedingungen zweckmafiig 0.001 bis 5. vorzugs- 
weise 0,01 bis 3 kg/ha. 

Synthesebeispiele 

Die in den nachstehenden Synthesebeispielen wiedergegebenen Vorschriften wurden unter entspre- 
chender Abwandlung der Ausgangsverbindungen zur Gewinnung weiterer Verbindungen I benutzt. Die so 
erhaltenen Verbindungen sind in der Tabelle I mit ihren Schmelzpunkten aufgefOhrt. 



70 g 2-Amino-3-cyano-4-oxo-4,5Kiihydro-thiophen wurden bei Raumtemperatur in 250 ml Phosphoryl- 
chlorid {POCI3) eingetragen. Zu diesem Reaktionsgemisch wurden innerhalb von 20 Minuten 38 ml 
Dimethylfonmamid (DMF) zugetropft und die Losung anschliefiend eine Stunde bei Raumtemperatur und 2,5 
Stunden bei 75 °C geruhrt. Danach wurde das Gemisch auf 2,5 kg Bs gegefcjen und der Niederschlag 
abgesaugt. mit Wasser gewaschen und im Vakuum bei 50* C getrocknet. Man erhielt 95,8 g (94 % d. Th.) 
der Verbindung der Forme! 



vom Schmelzpunkt 161-162*0. 
Beispiel 2 

69 g 2-Aldoximo-2-amino-3-cyano-4-oxo-4,5-dihydro-thiophen wurden bei Raumtemperatur in 135 ml 



Beispiel 1 



CI 
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Phosphorylchlorid (POCI3) eingetragen. Zu diesem Reaktionsgemisch wurden innertiaib von 20 Minuten 20 
ml Dim thylformamid (DMF) zugetropft und die Losung anschliefi nd eine Stund bei 20 *C und 3 Stunden 
bei 75'C geruhrt Danach wurde das Gemisch auf 1 kg Eis gegeben, der Niederschlag abgesaugt mit 
Wasser gewaschen und im Vakuum bei 50* C getrocknet. Man erhiett 50.2 g (81 % d. Th.) der Verbindung 
s der Formel 



25 



30 



CI 
NC 



CI 



10 

vom Schmelzpunkt 155-157* C. 
75 Beispiel 3 
Variante a: 

In 150 ml tert.-Butanol wurden 2,5 g elementares Natrium gelost. Hierzu wurden 10^ g 4.5-Dichlor- 
20 thieno[2.3-dlpyrimidin (Beispiel 1) gegeben. Das Reaktionsgemisch wurde eine Stunde bei 20° C und 4 
Stunden bei 50 *C geruhrt. AnschlieBend wurde das Reaktionsgemisch in 500 ml Wasser eingeruhrt und mil 
Salzsaure auf pH 7 eingestelft. Der Niederschlag wurde abgesaugt, mit Wasser gewaschen und im Vakuum 
bei 50° C getrocknet Man erhielt 7,6 g (37 % d. Th.) der Verbindung der Formel 



0 



vom Schmelzpunkt 245-248 C. 
Variante b: 

35 In 67 ml DMF wurden 20,5 g 4,5-Dichlor-thieno[2,3-d]pyrimidin (Beispiel 1) gelost. Hierzu wurden bei 
Raumtemperatur 17,6 g 25 gew.-%ige wafirige Natronlauge getropft. Das Reaktionsgemisch wurde 16 
Stunden t>ei Raumtemperatur geriihrt AnschlieBend wurden weitere 17.6 g 25 gew.-%ige waBrige Natron- 
lauge zugetropft. Nach 24 Stunden RQhren bei 20* C wurde das Reaktionsgemisch auf 500 ml Wasser 
gegeben und mit Salzsaure auf pH 7 eingesteltt. Der Niederschlag wurde abgesaugt, mit Wasser gewa- 

40 schen und im Vakuum bei 50 *C getrocknet. Man ertiieH 16,4 g (88 % d. Th.) der Verbindung, welche mit 
dem nach Variante a erhaitenen Produkt identisch ist. 



Beispiel 4 

45 20,5 g 4.5-Dichlor-thieno[2,3-d]pyrimidin (Beispiel 1) wurden in 150 ml Methanol suspendiert. Hierzu 
wurden 13,3 g Natriummethanolat gegeben. Danach wurde das Reaktionsgemisch eine Stunde bei Raum- 
temperatur und eine weitere Stunde bei 50-60 °C geruhrt. Anschlieflend wurde das Reaktionsgemisch auf 
500 ml Wasser gegeben. der Niederschlag abgesaugt, mit Wasser gewaschen und im Vakuum bei 50 *C 
getrocknet. Man erhielt 15 g (75 % d. Th.) der Verbindung der Formel 

50 




mit inem Schmelzpunkt von 1 45-1 46 * C. 
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Beispiel 5 



70 



75 



20 



25 



30 



35 



40 



45 



50 



5 g 5-Chior-4-thi(>-3.4-dihydro-thi no[2.3-d]pyrimidin wurden in 50 ml DMF und 5 ml Triethylamin 
gelost. Hierzu wurden tropfenweise 5,4 g Bromethan gegeben. Das Reaktionsg misch wurd 4 Stund n b i 
Raumtemperatur gerilhrt und anschli flend in 500 ml Wass r eingeruhrt. Der Niederschlag wurd abge- 
saugt, mit Wasser gewaschen und im Vakuum bei 50* C getrocknet Man erhielt 4.9 g (85 % d. Th.) der 
Verbindung der Formel 



mit einem Schmelzpunkt von 64-66* C. 
Beispiel 6 

10.2 g 4,5-Dichior-thieno[2,3-d]pyrimidin (Beispiel 1) wurden in 50 ml DMF und 4,5 g Pyridin gelost. 
Hierzu wurden bei Raumtemperatur 4.5 g n-Butanthiol gegeben. Das Reaktionsgemisch wurde eine Stunde 
bei Raumtemperatur und weitere 2 Stunden bei 50-60 *C gerUhrt. Anschliefiend wurden Im Vakuum 10 ml 
Losungsmittel abdestilliert. Der Ruckstand wurde auf 500 ml Wasser gegeben. der Niederschlag abgesaugt 
mit Wasser gewaschen und im Vakuum t)ei 50* C getrocknet Man erhielt 9 g (70 % d. Th.) der Verbindung 
der Formel 



mit einem Schmelzpunkt von 118-120* C. 
Beispiel 7 

20.5 g 4.5-Dichlor-thieno[2,3-d]pyrimidin (Beispiel 1) wurden in 67 ml Dimethylforamid (DMF) gelost. 
Hierzu wurden 12.4 g cone. Ammoniak. gelost in 12 ml Wasser. getropft und das Reaktionsgemisch wurde 
15 Stunden bei 50* C gerOhrt. Anschliefiend wurde das Gemisch auf 500 ml Wasser gegeben und der 
Niederschlag abgesaugt, mit Wasser gewaschen und im Vakuum bei 50* C getrocknet Man erhielt 15,5 g 
(84 % d. Th.) der Verbindung der Formel 



vom Schmelzpunkt 260-262* C. 
Beispiel 8 

Zu 50 ml einer 40 % waBrigen Methylaminlosung in 20 ml Dimethylformamid wurden bei 20* C 15 g 
4,5-Dichlor-thieno[2.3-d]pyrimidin (Beispiel 1) gegeben. Das Reaktionsgemisch wurde 4 Stunden t>ei 20*C 
geruhrt. Anschliefiend wurde das Gemisch in 500 ml Wasser gegeben und der Niederschlag abgesaugt Der 
Niederschlag wurde mit Wasser gewaschen und im Vakuum getrocknet Man erhielt 11,5 g (79 % d. Th.) 
d r Verbindung d r Fonmel 




S-C2H5 





11 
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5 



vom Schmelzpunkt 211-212' C. 



Beispiel 9 



10 



12,1 g 4-Chlor-3-cyano-5-formyl-2<iimethylaminoformamidinothiophen und 50 ml Chlorbenzol wurden 3 
Stunden bei Raumtemperatur sowie wertere 6 Stunden bei 100* C mit gasformigem HCI begast Anschlie- 
Bend wurde UberschQssiges HCI mit PreSluft entfemt. Dem Reaktionsgemisch wurde dann 50 ml Wasser 
zugesetzt Der sich daraufhin gebildete Niederschlag wurde abgesaugt. mrt Wasser gewaschen und im 
TS Vakuum getrocknet Es wurden 5.6 g (52 %) der Verblndung der Forme! 



vom Schmelzpunkt 212* C (Zersetzung) erhatlen. 
25 Beispiel 10 

33 g 2-Amino-3-carboxamldo-4-oxo-4.5-dihydro-5-phenyI-thioplien wurden in 200 ml Ameisensaure 14 
Stunden bei 100* C und weitere 16 Stunden unter ROckfluB gerOhrt. Nach dem Abkuhlen wurde der 
Niederschlag at>gesaugt. mit Wasser gewaschen und im Vakuum getrocknet. Es wurden 21 .8 g (64 %) der 
30 Verblndung der Formel 



vom Schmelzpunkt Qber 290* C erhatten. 
40 Beispiel 11 
Variante a: 

Zu einer Suspension von 14 g 2-Amino-3-cyano-4-oxo-4,5-dihydro-thiophen und 50 ml Phosphorylchlo- 
45 rid wurden portionsweise 19,6 g Benzoesauremorphoiid zugegeben. AnschlieBend wurde das Reaktionsge- 
misch eine Stunde bei Raumtemperatur und weitere dret Stunden t>ei 78 *C gerilhrt. Dann wurde das 
Reaktionsgemisch in 500 ml Eiswasser gegossen. Der dabei angefallene Niederschlag wurde abfiltriert. mit 
Wasser gewaschen und im Vakuum getrocknet. Es wurden 23.3 g (83 %) der Verbindung der Formel 



0 



20 



OHI 




0 



35 




50 



CI 




55 



vom Schmelzpunkt 138 - 140* C erhalten. 



Variante b: 



12 
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Zu einer Suspension von 70 g 2-Amino-3<:yan(>-4-oxo-4,5-dihydro-thiophen und 250 ml Phosphorylchlo- 
rid wurden 88,5 g Benzoesaurediethylamid zugegeben. Danach wurde das Reaktionsgemisch 0,5 Stunden 
bei 20 *C und 3 Stunden bei 78*0 gerOhrt. Dann wurde das Reaktionsgemisch in 500 mi Bswasser 
gegossen. Der dabei angefallene Niederschlag wurd abfiltriert. mit Wasser gewaschen und im Vakuum 
5 getrocknet Dabei fielen 10.7 g (76 %) der unter Variante a erhaitenen Verbindung an. 

In analoger Weise lassen sich die in Tabeile 1 aufgefUhrten Verbindungen herstellen. 



Tabelle 1 



10 



R2 



75 


BSp... 

Nr . 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest R3. 


Rest R4. 


Schmelz- 
Dunkt (' 




12 


H 


CI 


CI 


CH3 


97- 99 




13 


H 


O-C2H5 


CI 


H 


124 




U 


H 


0-nC3H7 


CI 


H 


105-107 




15 


H 


0-iSOC3H7 


CI 


H 


80- 81 




16 


H 


O-nC^Hg 


CI 


H 


94- 95 


25 


17 


H 


0-iSOC4Hg 


CI 


H 


79- 80 




18 


H 


0-CH2CH{OCH3)CH3 


CI 


H 


66- 67 




19 


H 


0-SekC4H9 


CI 


H 


01 




20 


H 


O-nCsHix 


CI 


H 


65- 66 


30 
















21 


H 


O-NeoCsHii 


CI 


H 






22 


H 


0-nC6Hi3 


CI 


H 


51 




23 


H 


0-nC7Hi5 


CI 


H 


Ol 


35 


24 


H 


O-nCsHjy 


CI 


H 


01 




25 


H 


0-isoCQHi7 


CI 


H 






26 


H 


O-nCgHig 


CI 


H 






27 


H 


0-nCioH21 


CI 


H 




40 














28 


H 


0-nCnH23 


CI 


H 






29 


H 


0-nCi2H25 


CI 


H 






30 


H 


0-nCi3H27 


CI 


H 




45 


31 


H 


0-nCi4H3i 


CI 


H 






32 


H 


0-nCi5H3i 


CI 


H 






33 


H 


0-nCi6H3i 


CI 


H 




50 


34 


H 


0-nCi7H33 


CI 


H 
















35 


H 


0-nCi8H35 


CI 


H 






36 


H 


0-nCigH37 


CI 


H 






37 


H 


0-nC2oH39 


CI 


H 




55 


38 


H 


0-CH2-CH=CH2 


CI 


H 


95- 98 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



Bsp. 
Nr . 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest R3 


Rest r4 


Schmelz 

pUnKt \ 


39 


H 


0-CH2-teCH 


CI 


H 


154-156 


40 


H 


O-Cyclopropyl 


CI 


H 




41 


H 


0-Cyclobutyl 


CI 


H 




42 


H 


0-Cyclopentyl 


CI 


H 


85- 87 


43 


H 


0-Cyclohexyl 


CI 


H 


90- 94 


44 


H 


Q-Cycloheptyl 


CI 


H 


.01 


45 


H 


0-Cyclooctyl 


CI 


H 




46 


H 


0-Cyclononyl 


CI 


H 




47 


H 


0-Cyclodecyl 


CI 


H 




48 


H 


0-Cyclododecyl 


CI 


H 




49 


H 


0-Cy c 1 ohexy 1 - ( 2) -CH 3 


CI 


H 




50 


H 


O-CeHs 


CI 


H 


106-108 


51 


H 


0-C6H4-(4)-CH3 


CI 


H 




52 


H 


O-CH2-C6H5 


CI 


H 


99-100 


53 


H 


0-CH2-C6H4-{4)-CH3 


CI 


H 




54 


H 


0-CH2-C6H4-(4)-C(CH3)3 


CI 


H 




55 


H 


O-CH2-CH2-C6H5 


CI 


H 


77- 78 


56 


H 


0-CH 2CH 2-C6H4- { 4 ) -OCH 3 


CI 


H 




57 


H 


O-CH2CH2OH 


CI 


H 




58 


H 


O-CH2CH2OCH3 


CI 


H 


107-109 


59 


H 


O-CH2CH2OC2H5 


CI 


H 


104-105 


60 


H 


0-CH2CH20-nC3H7 


CI 


H 


60- 62 


61 


H 


0-CH2CH20-nC4H9 


CI 


H 




62 


H 


0-CH 2CH 2-NH-CH 2CH 2OH 


CI 


H 


117-119 


63 


H 


0-CH2CH2-N(CH3)2 


CI 


H 


80- 84 


64 


H 


0-CH2CH2-N(C2H5)2 


CI 


H 




65 


H 


0-{CH2) 3OH 


CI 


H 




66 


H 


0-{CH2)30CH3 


CI 


H 




67 


H 


O-(CH2)30C2H5 


CI 


H 




68 


H 


0-CH2CH20-nC3H7 


CI 


H 




69 


H 


0-CH2CH20-nC4H9 


CI 


H 




70 


H 


0-(CH2)3-N(CH3)2 


CI 


H 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



Bsp. 

Mr* 
Hi . 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest R3 


Rest R^ 


Schmelz- 
Dunkt l°C) 


71 


H 


0-(CH2)3-N(C2H5)2 


CI 


H 




72 


H 


0-CH (CH3 ) -CH 20-nC4H9 


CI 


H 




73 


H 


0-CH(C2H5)-CH20CH3 


CI 


H 




74 


H 


0-(CH2)5-CH2Cl 


CI 


H 




75 


H 


0-(CH2)7-CH2Cl 


CI 


H 




76 


H 


S7H 


CI 


H 


264 


77 


H 


S-CH3 


CI 


H 




78 


H 


S-n-C3H7 


CI 


H 


271 


79 


H 


S-iso-C3H7 


CI 


H 


260 


80 


H 


S-iso-C4H9 


CI 


H 


153-155 


81 


H 


S-sek-C^Hg 


CI 


H 


148-150 


82 


H 


S-tert-C4H9 


CI 


K 


160-163 


83 


H 


S-n-C6Hi3 


CI 


H 




84 


H 


S-n-CaHi? 


CI 


H 




85 


H 


S-n-Ci2H25 


CI 


H 




86 


H 


S-n-Ci6H33 


CI 


H 




87 


H 


S-n-Ci8H37 


CI 


H 




88 


H 


S-Cyclohexyl 


CI 


H 




89 


H 


S-C6H5 


CI 


H 


181-182 


90 


H 


S-C6H4-(4)-CH3 


CI 


H 




91 


H 


S-C6H4-(2)-0H 


CI 


H 




92 


H 


S-C6H4-(^)-0CH3 


CI 


H 




93 


H 


S-C6H4-(4)-Cl 


CI 


H 




94 


H 


S-C6H3-{2,6)-Cl2 


CI 


H 




95 


H 


S-CH2-C6H5 


CI 


H 




96 


H 


S-(CH2)2-OH 


CI 


H 




97 


H 


S-(CH2)2-N(C2H5)2 


CI 


H 




98 


H 


S-CH2CH{CH3)-OH 


CI 


H 




99 


H 


S-(CH2)2-COOH 


CI 


H 




100 


H 


S-CH(CH3)-C00H 


CI 


H 




101 


H 


S-CH2-COOH 


CI 


H 




102 


H 


S-CH2-COOCH3 


CI 


H 


105-108 
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label le 1 (Fortsetzung) 



5 


BSp. 

Nr. 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest R3 


Rest R* 


Schmelz- 
punkt {^\ 




103 


H 


S-CH2-COOC2H5 


CI 


H 


105-107 




104 


H 


S-CH2-(2)-Furyl 


CI 


H 




W 


105 


H 


SCN 


CI 


H 


208-210 




106 


H 


F 


CI 


H 






107 


H 


CN 


CI 


H 






108 


H 


N3 


CI 


H 


208 Zers 


15 


109 


H 


NH-(CH2)4-CH3 


CI 


CH3 


01 




110 


H 


O-CH3 


CI 


CH3 


92- 93 




111 


H 


O-C2H5 


CI 


CH3 


74- 75 


20 


112 


H 


O-C6H5 


CI 


CH3 


108-109 




113 


H 


S-H 


CI 


CH3 


241-243 




114 


H 


S-C6H5 


CI 


CH3 


131-133 




115 


H 


S-CH2-COOC2H5 


CI 


CH3 


94- 98 


25 


116 


H 


CI 


CI 


CHCI2 


125-130 




117 


H 


CI 


CI 


CN 


155-157 




118 


H 


CH2COOC2H5 


CI 


H 


91- 92 


30 


119 


H 


CH(COOC2H5) 2 


CI 


H 


112-113 


120 


H 


CH{CN)2 


CI 


H 






121 


H 


CH(CN)COOC2H5 


CI 


H 


158-159 




122 


H 


CH{CN)C00CH3 


CI 


H 




35 


123 


H 


CH(C00CH3) 2 


CI . 


H 






124 


H 


CH(CN)C6H5 


CI 


H 






125 


H 


NH-NH-C2H5 


CI 


H 






126 


H 


NH-N(C2Hs)2 


CI 


H 




40 


127 


H 


S-n-CsHxi 


CI 


H 






128 


H 


S-Neo-CsHu 


CI 


H 






129 


H 


N(CH3)-NH-CH3 


CI 


H 




45 


130 


H 


OH 


OH 


H 






131 


C2H5 


OH 


OH 


H 






132 


C2H5 


CI 


CI 


H 






133 


nC3H7 


OH 


OH 


H 




50 


134 


nCjHy 


CI 


CI 


H 






135 




OH 


OH 


H 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



5 


Bsp. 

Nr. 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest R3 


Rest R^ 


Schmelz- 
punkt ("C 




136 


iSOC3H7 


CI 


CI 


H 






137 


nC^Hg 


OH 


OH 


H 






138 


nC4H9 


CI 


CI 


H 




10 


139 


CycloC3H5 


OH 


OH 


H 






UO 


CycloC 3H5 


CI 


CI 


H 






Ul 


CycloCeHii 


OH 


OH 


H 




ID 


U2 


CycloCsHii 


CI 


CI 


H 




U3 


H 


NH-C2H5 


CI 


H 


134-135 




U4 


H 


NH-nCsH; 


CI 


H 


71- 75 




145 


H 


NH-IS0C3H7 


CI 


H 


119-120 


20 


146 


H 


NH-nC^Hg 


CI 


H 


71- 75 


147 


H 


NH-sekC^Hg 


CI 


H 


54- 58 




1^8 


H 


NH-tS0C4H9 


CI 


H 


88- 90 




U9 


H 


NH-tertC^Hg 


CI 


H 


80- 81 


25 


150 


H 


NH-nCgHn 


CI 


H 


76- 77 




151 


H 


NH-sekCsHii 


CI 


H 


01 




152 


H 


NH-CH(CH3)-CH(CH3)2 


CI 


H 






153 


H 


NH-NeoCsHii 


CI 


H 


111-114 


30 


154 


H 


NH-nC5Hi3 


CI 


H 


50 




155 


H 


NH-nC7Hi5 


CI 


H 


64 




156 


H 


NH-nCeMi; 


CI 


H 


54- 56 


35 


157 


H 


NH-nCgHig 


CI 


H 


60- 65 


158 


H 


NH-nCioH2i 


CI 


H 






159 


H 


NH-nCi2H25 


CI 


H 






160 


H 


NH-nCi3H27 


CI 


H 




40 


161 


H 


NH-nCi6H33 


CI 


H 






162 


H 


NH-nCi8H37 


CI 


H 






163 


H 


NH-CH(CH3)CH2CH2CH3 


CI 


H 


61 




164 


H 


NH-CH(CH3)-(CH2)3CH3 


01 


H 


61 


45 


165 


H 


NH-CH(CH3)-(CH2) 2-CH(CH3) 2 


CI 


H 


61 




166 


H 


NH-CH(CH3)-{CH2)5-CH3 


CI 


H 






167 


H 


NH-CH(C2H5)-(CH2)4-CH3 


CI 


H 





50 



55 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



BSD. 

Nr. 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest r3 


Rest r^ 


scnme 1 z- 
punkt (0| 


loo 


H 


Mil /*LI / /*LI \ / f*IJ _ ^ _ /*IJ t t*ll . \ . 

NM— Ln \ Cn 3 J I i»n 2 ) \Ln 3^2 


n 
V 1 


LI 

n 


KJ I 


1 CO 


H 


I /~"n-Cn|CH3;-CyC lOneXj t 


Ip l 


n 




170 


H 


(SJ- (+}-NH-CH[CH3)-Cycionexy I 


Cl 


H 




171 


H 


NH-CH 2CH 2~Cy c I ohexy 1 


CI 


H 


by- /I 


172 


H 


NH-(CH2) 2~0M 


C 1 


H 




173 


H 


NH-(CH2) 2"OCH3 


C 1 


u 
H 


1 1 R 117 
113-11/ 


174 


H 


NH-(CH2) 2"0C2H5 


Cl 


H 


on Ql 
oU- oJ 


175 


H 


NH-(CH2)2-OC6H5 


Cl 


H 




176 


H 


NH- ( CH 2 ) 2~0~ ( CH 2 ) 2~0H 


Cl 


H 




177 


H 


NH- ( CH 2 ) 2*NH- ( CH 2 ) 2~0H 


Cl 


H 




178 


H 


NH-(CH2) 2~NH2 


Cl 


H 




179 


H 


NH-(CH2)2-N(CH3)2 


Cl 


H 


146-148 


180 


H 


NH-(CH2)2-N(C2H5)2 


Cl 


H 


67- 70 


181 


H 


NH- ( CH 2 ) 2-N ( i SO-C 3H7 ) 2 


Cl 


H 




182 


H 


NH-(CH2)2-Pipe'^azin-(l)-yl 


Cl 


H 




183 


H 


NH-(CH2)3-OH 


Cl 


H 


114-116 


184 


H 


NH-(CH2)3-OCH3 


Cl 


H 




185 


H 


NH-{CH2)3-OC2H5 


Cl 


H 


80- 83 


186 


H 


NH-(CH2)3-OCH(CH3)2 


Cl 


H 


42- 43 


187 


H 


NH-(CH2)3-OCeH5 


Cl 


H 




188 


H 


NH-(CH2) 3-O-CH2C6H5 


Cl 


H 


01 


189 


H 


NH-(CH2) 3-0- (CH 2) 2-O-CH3 


Cl 


H 




190 


H 


NH-(CH2) 3-0-(CH2) 2-O-C2H5 


Cl 


H 




191 


H 


NH-(CH2) 3-0- (CH 2) 2"0~C6H5 


Cl 


H 


ril 
0 I 


192 


H 


NH-(CH2)3-NH2 


Cl 


H 


228-230 


193 


H 


NH-(CH2)3-N(CH3)2 


Cl 


H 


112-115 


194 


H 


NH-(CH2)3-N(C 285)2 


Cl 


H 


66- 68 


195 


H 


NH-(CH2)3-N(n-C4H9)2 


Cl 


H 




196 


H 


NH- ( CH 2 ) 3-Morpho U n- ( 1 ) -y 1 


Cl 


H 




197 


H 


NH-(CH2)4-OH 


Cl 


H 




198 


H 


NH-(CH2)5-NH2 


Cl 


H 




199 


H 


NH-(CH2)6-OH 


Cl 


H 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



5 



25 



35 



40 



45 



Bsp. 
Nr. 


Rest 


Rl Rest R2 


Rest R3 


Rest R^ 


Schmelz- 
punkt 


200 


H 


NH-(CH2)6-NH2 


CI 


H 




201 


H 


NH-(CH2)7-NH2 


CI 


H 




202 


H 


NH-(CH2)8-NH2 


CI 


H 




203 


H 


NH-(CH2)9-NH2 


CI 


H 




204 


H 


NH-(CH2)io-NH2 


CI 


H 




205 


H 


NH-(CH2)i2-NH2 


CI 


H 




206 


H 


NH-CH(CH3)-(CH2)3-N(C2H)2 X HCl 


CI 


H 


165-170 


207 


H 


NH-CH2-CH(CH3)-OH 


CI 


H 




208 


H 


NH-CH(CH3)-CH2-OH 


CI 


H 




209 


H 


NH-CH2-(2)-Thien>l 


CI 


H 




210 


H 


NH-C(CH3)2-CH2-OH 


CI 


H 




211 


H 


NH-C(CH3)-(CH2-OH)2 


CI 


H 




212 


H 


NH-CH { C 2H5 ) -CH 2-OH 


CI 


H 




213 


H 


NH-(CH2)2-COOH 


CI 


H 




214 


H 


NH-(CH2)5-CO0H 


CI 


H 




215 


H 


NH-(CH2)iO-COOH 


CI 


H 




216 


H 


NH-CfiHs 


CI 


H 


86- 88 


217 


H 


NH-C5H4-(2)-CH3 


CI 


H 


1 o£ too 
lZo-l2o 


218 


H 


NH-C6H4-(3)-CH3 


CI 


H 


116-118 


219 


H 


NH-C6H4-(4)-CH3 


CI 


H 


162-165 


220 


H 


NH-C6H4-{2)-C2H5 


CI 


H 


9^^- yb 


221 


H 


NH-C6H4-(4)-C2H5 . 


CI 


H 


71- 73 


222 


H 


NH-CbH4-(2)-CF3 


CI 


H 




223 


H 


NH-C6H4-(3)-CF3 


CI 


H 


98-100 


224 


H 


NH-C6H4-(4)-CF3 


CI 


H 




225 


H 


NH-C6H5-(2)-OH 


CI 


H 


'Sin 1 1 A 

218-220 


226 


H 


NH-C6H5-(3)-OH 


CI 


H 


238-241 


227 


H 


NH-C6H5-(4)-OH 


CI 


H 


219-222 


228 


H 


NH-C6H4-(2)-0CH3 


CI 


H 


167-169 


229 


H 


NH-C6H4-(3)-OCH3 


CI 


H 


114-115 


230 


H 


NH-C6H4-(4)-OCH3 


CI 


H 


104-107 


231 


H 


NH-C6H4-(2)-OC2H5 


CI 


H 


152-153 



50 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



5 



10 



30 



BSp* 
Nr. 


Rest 


Rest R2 




Rest R3 


Rest R* 


Schmelz- 


232 


H 




3)-OC2H5 


CI 


H 


93- 95 


233 


H 


NH-C6H4-I 


[4)-OC2H5 


CI 


H 


128-130 


234 


H 


NH-C6H4-( 


[2)-Cl 


CI 


H 


126-130 


235 


H 




[3)-Cl 


CI 


H 


135-137 


236 


H 


NH-C6H4-I 


[4)-Cl 


CI 


H 


191-195 


237 


H 


NH-C6H4-I 


[2)-F 


CI 


H 




238 


H 




[3>-F 


CI 


H 




239 


H 


NH-C6H4-I 


[4)-F 


CI 


H 




240 


H 


NH-C6H4-< 


[2)-Br 


CI 


H 




241 


H 


NH-C5H4- 


[3)-Br 


CI 


H 




242 


H 


NH-C6H4- 


[4)-Br 


CI 


H 




243 


H 


NH-C6H4- 


[2)-I 


CI 


H 




244 


H 


NH-C6H4- 


[3)-I 


CI 


H 




245 


H 


NH-C6H4- 


[4)-I 


CI 


H 




246 


H 


NH-C6H4- 


[2)-NH2 


CI 


H 


154-156 


247 


H 


NH-C6H4- 


[3)-NH2 


CI 


H 


182-185 


248 


H 


NH-C6H4- 


[4)-NH2 


CI 


H 


184-185 


249 


H 


NH-CSH4- 


[4)-NH-C0CH3 


CI 


H 


210-212 


230 


H 


NH-C6H4- 


(2)-CH20H 


CI 


H 




251 


H 


NH-C6H4- 


(3)-CH20H 


CI 


H 




252 


H 


NH-C6H4- 


(4)-COCH3 


CI 


H 


194-195 


253 


H 


NH-C6H4- 


(2)-C00H 


CI 


H 




254 


H 


NH-C6H4- 


(3)-C00H 


CI 


H 




255 


H 


NH-C6H4- 


(4)-C00H 


CI 


H 




256 


H 


NH-C6H4- 


(2)-CONH2 


CI 


H 




257 


H 


NH-C6H4- 


(4)-COMH2 


CI 


H 




258 


H 


NH-C6H4- 


(2)-CM 


CI 


H 




259 


H 


NH-C6H4- 


(3)-CN 


CI 


H 




260 


H 


NH-C6H4- 


(4)-CM 


CI 


H 


210-213 


261 


H 


NH-C6H3- 


(2,6)-(CH3)2 


CI 


H 




262 


H 


NH-C6H3- 


(3,5)-(CH3)2 


CI 


H 




263 


H 


NH-CgHa- 


(2)-0H-(5)-CH3 


CI 


H 





50 



55 



20 
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label le 1 (F rtsetzung) 



Nr. 




Rest r2 


Rest R3 


Rest R* 


Schmel z- 
punkt 




u 
n 


iTiri ^nriS \^/ \"/ 


CI 


H 


258 




n 


nn v*gn3 l^/ v#n3 


Cl 


w 




Zoo 


u 
n 


Nn—Ugn 3— \£,) — Un— \D} ~U 1 


Km 1 


u 
n 




ZD / 


li 
n 


Nn— \Z j— ryn ay i 


n 


u 
n 


175- 6 


ICO 

Zoo 


H 


NH- 1 J / -py r 1 ay I 


PI 


u 
n 




oca 
/o9 


H 


Nn— ~ry n ay i 


ri 
\« 1 


u 
n 




270 


H 


Nn-iz;-i'f -Metny i-pyn ay I ; 


PI 

U I 


Ll 

n 




271 


H 


Hn-\Z)-\o -Metny i-pynay u 


PI 


u 
ri 




ZIL 


H 


Nn— ^o — Pie tny I py n uy I / 


n 


u 

n 




no 


H 


NH— 2 *^ J r 1 ay I 


n 


U 
n 




27ti- 


H 


NH-CH 2~ ^ 2 } -Fury 1 


PI 


n 




275 


H 


MLt t^H f* If _ 

NH-CH 2~C5n5 


PI 


n 


on- QQ 


276 


H 


NH-CH 2~C6H4- ^ Z ^ -OCH 3 


PI 
C I 


u 

n 




OTI 
III 


H 


NH-CH 2 ^ 5"4 I ^ ' — Ul-n 3 




n 


118-120 




H 


Nn— LH 2 Cgn^— ^ *f / r 


n 


u 

n 




OTQ 


H 


NH-CH 2 CgH^,— \ Z ;— I* 1 










11 
n 


Rn t.n 2^ 6 •'4 I ^/ ^ ^ 


Cl 


H 




oo t 


H 


Mu pLi p u f ^ /i \ f npu * \ - 
NH-CH2-C6H3-i J, ^;-lUCH3; 2 


u 1 


u 
n 






u 
n 


NH*"Cn 2 *'6"5 


ri 




83 


2o3 


H 


NH-CH iCH3;-C5H5 


PI 


u 
n 


76- 78 




11 
H 


MU_ f PU .\ Po U>- 

NH- ICH2) 3 Cgns 








285 


H 


NH-CH (CH3)- ICH2I 2^6" 5 


PI 


u 
n 




286 


H 


NH-Cyclopropy ) 


n 
c 1 


u 
n 


87 


287 


H 


NH-cyc lopenxy 1 


n 


u 
n 


79- 80 


Zoo 


u 
n 


Nn uyc I one Ay i 


Cl 


H 


85- 86 


289 


H 


NH-cyc lonepty 1 


n 




62- 63 


290 


H 


NH-Cyclooctyl 


Cl 


H 


43- 48 


291 


H 


NH-Cyclododecyl 


Cl 


H 


119-122 


292 


H 


NH-CH2-CH=CH2 


Cl 


H 


85- 86 


293 


H 


NH-CH 2-CsCH 


Cl 


H 


171-173 


294 


H 


N(CH3)2 


Cl 


H 


108-110 


295 


H 


N(C2H5)2 


Cl 


H 


42- 45 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



BSp. 

Nr, 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest r3 


R St R* 


Schmelz- 
punkt (°( 


296 


H 


N(n-C3H7)2 


CI 


H 


01 


297 


H 


N(n-C4Hg)2 


CI 


H 


01 


298 


H 


N(lSO-C4Hg)2 


CI 


H 


69- 72 


299 


H 


N(n-C5Hii)2 


CI 


H 


01 


300 


H 


N{selt-C4H9)2 


CI 


H 




301 


H 


N(iSO-C5Hii)2 


CI 


H 




302 


H 


Nfn-CfiHi*) 2 


CI 


H 


01 


303 


H 


N(CH(C2H5)-(CH2)4-CH3)2 


CI 


H 




304 


H 


N(n-CflHi7) 2 


CI 


H 




305 


H 


N(CH2-CH=CH2) 2 


CI 


H 


ol 


306 


H 


N(Cyclohexyl) 2 


CI 


H 


01 


307 


H 


N(CHi)-nC4Hq 


CI 


H 




308 


H 


N(CH3)-Cyclohexyl 


CI 


H 




309 


H 


N ( C 2H 5 ) -Cy c I ohexy 1 


CI 


H 


51 


310 


H 


N(CH3)-(CH2)2-0H 


CI 


H 




311 


H 


N(C.Hi;)-CH(CH^)-CH(CH3) ? 

■ wti^^iij/ vfi^waij/ ^ 


CI 


H 




312 


H 


N(C7Hq)-(CH) ^-OH 


CI 


H 




313 


H 


N ( C -iHi; ) -CH 7-CH (OH ) -CH ^ 


CI 


H 




314 


H 


N(tert-C4HQ)-(CH?) >-0H 


CI 


H 




315 


H 


N(CH^)CaHs 


CI 


H 


165-167 


316 


H 


N(C9H(;)*CRHq 


CI 


H 




317 


H 


N(iSO-C3H7)'C6H5 


CI 


H 




318 


H 


N(nC4HQ)-C6H5 


CI 


H 




319 


H 


NCCH^CaHs)? 


CI 


H 


101-102 


320 


H 


N(CH^)-CH9Cf:Hs 


CI 


H 




321 


H 


N(C2H5)-CH2C5H5 


CI 


H 




322 


H 


N(iS0-C3H7)-CH2C6H5 


CI 


H 




323 


H 


N(tert-C4H9)-CH2C6H5 


01 


H 




324 


H 


N(CH2C6H5)-(CH2)2-OH 


CI 


H 




325 


H 


N(C6H5)-CH2C6H5 


CI 


H 




326 


H 


N(CH2C6H5)-{(CH2)2-C6H5) 


CI 


H 




327 


H 


Pyrrolidino 


CI 


H 


110-112 



22 
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label le 1 (Fortsetzung) 



20 



30 



35 



Bsp. 
Nr 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest r3 


Rest R4 


Schmelz- 
Dunkt f°C) 


328 


H 


Piperidino 


CI 


H 


102-105 


329 


H 


Hexamethylenimino 


CI 


H 


255-256 


330 


H 


Morpholino 


CI 


H 


162-165 


331 


H 


N'Methy 1 p i peraz 1 no 


CI 


H 


116-120 


332 


H 


NH-NH2 


CI 


H 


229-230 


333 


H 


NH-NH-CH3 


CI 


H 




334 


H 


NH-NH-CgHs 


CI 


H 


134-136 


335 


H 


NH-N(CH3)2 


CI 


H 




336 


H 


NH-Morpholin-(l)-yl 


CI 


H 




337 


H 


NH-Hexamethy 1 en i mi no- ( 1 ) -y 1 


CI 


H 




338 


H 


NH-OH 


CI 


H 




339 


CH3 


NH-CH3 


CI 


H 


148-150 


340 


CH3 


NH-C2H5 


CI 


H 


208-210 


341 


CH3 


NH-nC3H7 


CI 


H 


150-151 


342 


CH3 


NH-iSOC3H7 


CI 


H 




343 


CH3 


NH-sekC^Hg 


CI 


H 


187-190 


344 


CH3 


NH-nC5Hii 


CI 


H 


60- 62 


345 


CH3 


NH-Cyclohexyl 


CI 


H 




346 


CH3 


NH-C6H5 


CI 


H 


109-112 


347 


CH3 


N(C2H5)2 


CI 


H 


208-210 


348 


CH2CI 


NH-CH3 


CI 


H 




349 


CH2CI 


NH-C2H5 


CI 


H 


93- 97 


350 


H 


NH-CH3 


CI 


CH3 


186-187 


35U) 


H 


NH-C2H5 


CI 


CH3 


128-130 


352») 


H 


NH-nC3H7 


CI 


CH3 


61- 65 


1S'^*1 


Li 
n 




CI 


CH3 


61- 65 


354 


H 


NH-SekC^Hg 


CI 


CH3 


101-102 


355 


H 


NH-nC6Hi3 


CI 


CH3 


43- 44 


356 


H 


NH-nC7Hi5 


CI 


CH3 


53- 54 


357 


H 


NH-C2H4-OH 


CI 


CH3 


155-159 


358 


H 


NH-C2H4-OCH3 


CI 


CH3 


87- 88 


359 


H 


NH-Cyclohexyl 


CI 


CH3 


111-112 



*) HCl-Salz 



55 
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TabGlle 1 (Fortsetzung) 



25 



BSD. 

Nr. 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest 


r3 Rest R^ 


SchmelZ" 
punKt V 


360 


H 


NH-CqHs 


CI 


CH3 


1 69- 171 


361 


H 


NH-C6H4-(3)-CH3 


CI 


CH3 


152-154 


362 


H 


NH-CH2-C=CH 


CI 


CH3 


183-186 


363 


H 


N(CH3)2 


CI 


CH3 


60- 64 


364 


H 


Pyrrolidine 


CI 


CH3 


75- 76 


365 


H 


Piperidino 


CI 


CH3 


128-130 


366 


H 


MorphoUno 


CI 


CH3 


105-106 


367 


H 


NH-NH2 


CI 


CH3 


194-195 


368 


H 


NH-nC3H7 


CI 


CN 


99-102 


369 


H 


NH-nC^Hg 


CI 


CN 


90- 92 


370 


H 


NH-SekC^Hg 


CI 


CN 


82- 84 


371 


H 




CI 


CN 


82- 84 


372 


H 


N(C2H5)2 


CI 


CN 


60- 62 


373 


H 


NH-CH3 


CI 


CH=N-CH3 


206-208 


374 


H 


NH-iSoCjHy 


CI 


CH=N-iS0C3H7 


105-112 


375 


H 


{ R/S ) -NH-CH ( CH 3 ) -Cy c I ohexy 1 


CI 


H 




376 


H 


NH-{CH2) 3-N(n-C3H7) 2 


CI 


H 




377 


H 


NH- ( CH 2 ) 3-N ( i S OC 3H7 ) 2 


CI 


H 




378 


H 


NH-(+)-CH(CH3)-C6H5 


CI 


H 




379 


H 


NH-(-)-CH(CH3)-C6H5 


CI 


H 




380 


H 


NH-Cyclobutyl 


CI 


H 




381 


H 


NH-Adamantyl 


CI 


H 




382 


H 


NH-Cyclononyl 


CI 


H 




383 


H 


NH-Cyclodecyl 


CI 


H 




384 


H 


NH-Metallyl 


CI 


H 




385 


H 


N{IsoC 387)2 


CI 


H 




386 


H 


N-Ethy I p i peraz i no 


CI 


H 




387 


H 


Thiomorpholino 


CI 


H 




388 


H 


NH-NH-C2H5 


CI 


H 




389 


H 


NH-N (0285)2 


CI 


H 




390 


H 


N(CH3)-NH-CH3 


CI 


H 




391 


H 


Imidazol-l-yl 


CI 


H 





50 
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label le 1 (Fortsetzung) 



Bsp. 
Nr 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest 


R3 Rest R^ 


Schmelz- 
punlct (°C) 


392 


H 


Pyrazol-1-^1 


CI 


H 




393 


H 


Triazol-l-yl 


CI 


H 




394 


H 


Tetrazol-l-yl 


CI 


H 




395 


H 


NH-CH(CH3)-(CH2)4CH3 


CI 


H 


61 


396 


H 


NH-CH(CH3)-CH2CN 


CI 


H 


123-125 


397 


H 


N(CH3)-CH(CH3)-CH2CN 


CI 


H 


84- 90 


398 


H 


NH-CH(CH3)-(CH2)4CH3 


CI 


H 


81 


399 


H 


N(C2H5)2 


CI 


CH3 


51 


400 


CH3 


NH-(CH2)3-OH 


CI 


H 


150-152 


401 


H 


NH-(CH2)3-<^OOH 


CI 


H 


187-190 


402 


H 


NH-nCsHi 3 


CI 


CN 


64- 65 


403 


H 


SCN 


CI 


CH3 


162-165 


404 


H 


NH-CbHs 


CI 


CH=N-C6H5 


180-183 


405 


H 


NK-(CH2) 2-Cyclohexyl 


CI 


CH3 


73- 74 


406 


H 


NH-nCyHis 


CI 


CN 


64- 65 


407 


H 


NH-nC3H7 


CI 


CH=N-nC3H7 


77- 83 


408 


H 


NH-CH2CH2C6H5 


CI 


CH3 


82- 84 


409 


H 


NH-nCsHi? 


CI 


CH3 


41- 43 


410 


H 


NH-CH(CH3)-C6H5 


CI 


CH3 


121-123 


411 


H 


NH-CH { CH 3 ) - ( CH 2 ) it-CH 3 


CI 


CH3 


51 


412 


H 


NH-CH(CH3)-(CH2) 3-CH(CH3) 2 


CI 


CH3 


51 


413 


H 


NH-(CH2)3-<5CH3 


CI 


CH3 


71- 72 


414 


H 


NH-CH 2-C6H5 


CI 


CH3 


133-134 


415 


H 


NH-nCgHig 


CI 


CH3 


01 


416 


H 


NH-C6Hy-(4)-NH2-(3,5)-Cl2 


CI 


H 


242 


417 


H 


NH-(CH2)3-O-(CH2)20(CH2)20C2H5 CI 


H 


51 


418 


H 


NH-CH(CH3)-(CH2) 2CH(CH3) 2 


CI 


CH3 


01 


419 


H 


0-CH(CH3)-CH20CH3 


CI 


H 


51 


420 


H 


0-CH{CH3)-CH20C6H5 


CI 


H 


80- 82 


421 


H 


S-CH 2C^H 


CI 


H 


170-172 


422 


H 


S-CH2CH=CH2 


CI 


H 


58- 62 


423 


H 


NH-C6H4-(4)-COOC 2H5 


CI 


H 


158-162 



25 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



10 



Bsp. 
Nr. 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest R3 


Rest r4 


Schmelz- 
punfct 


424 


H 


NH-nC8Hi7 


01 


CN 


45-46 


425 


H 


Nht-CH2-CH(C2H5)-(CH2) 3CH3 


CI 


H 


51 


426 


H 


NH-(CH2)30C2H5 


CI 


CN 


70-74 


427 


H 


N(CH2CH20CH3)2 


CI 


H 


51 


428 


H 


S-nCsHii 


CI 


H 


170-172 


429 


H 


S-CH(CH2CH2CH3)-(CH2) 3CH3 


CI 


H 


51 


430 


H 


NH- ( CH 2 ) 8-CH=CH- { CH 2 ) 7CH 3 


CI 


H 


51 


431 


CH3 


CI 


CI 


H 


126-130 


432 


CH2CI 


CI 


CI 


H 


120-124 


433 


H 


Th i omorphol i no-S, S-d i ox i d 


CI 


H 


uber 300 


434 


H 


NH-CH3 


CI 


CHO 




435 


H 


NH-C2H5 


CI 


CHO 




436 


H 


NH-nC3H7 


CI 


CHO 




437 


H 


NH-ISOC3H7 


CI 


CHO 




438 


H 


NH-nC^Hg 


CI 


CHO 




439 


H 


NH-iSOC4H9 


CI 


CHO 




440 


H 


NH-SecC^Hg 


CI 


CHO 




441 


H 


NH-tertC4H9 


CI 


CHO 




442 


H 


NH-nCjHu 


CI 


CHO 




443 


H 


NH-NeoCsHii 


CI 


CHO 




444 


H 


NH-nC6Hi3 


CI 


CHO 


85-87 


445 


H 


NH-nC7Hi5 


CI 


CHO 




446 


H 


NH-nC8Hi7 


CI 


CHO 


49-54 


447 


H 


NH-nCgHig 


CI 


CHO 




448 


H 


NH-nCioH21 


CI 


CHO 


01 


449 


H 


NH-nCjiH23 


CI 


CHO 


51 


450 


H 


NH-nCi2H25 


CI 


CHO 


51 


451 


H 


NH-nCi3H27 


CI 


CHO 


51 


452 


H 


NH-nCi4H29 


CI 


CHO 


51 



45 



50 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



5 


BSD. 

Nr. 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest R3 


Rest R4 


Schn 
punk 




453 


H 


NH^Ci5H3i 


CI 


CHO 


01 




454 


H 


NH-nCi6H33 


CI 


CHO 


51 




455 


H 


NH-nCi7H35 


CI 


CHO 


61 


10 


456 


H 


NH-nCx8H37 


CI 


CHO 


61 




457 


H 


NH-nCi9H39 


CI 


CHO 


61 




458 


H 


NH-nC20H4l 


CI 


CHO 


61 




459 


H 


NH-CH(CH3)CH2CH2CH3 


CI 


CHO 


61 


460 


H 


NH-CH(CH3)-(CH2)3CH3 


CI 


CHO 


61 




461 


H 




CI 


CHO 






462 


H 


NH-CH2C6H5 


CI 


CHO 




20 


463 


H 


NH'CH2CH 2C6H5 


CI 


CHO 




464 


H 


f^H-CH(CH3)-C6H5 


CI 


CHO 






465 


H 


NH-(CH2) 3-CgH5 


CI 


CHO 






466 


H 


NH-CH2-COOH 


CI 


CHO 






467 


H 


NH-{CH2) 2-COOH 


CI 


CHO 






468 


H 


NH-(CH2) 3-COOH 


CI 


CHO 






469 


H 


NH-CH(CH3)-(CH2)3- 
CH(CH3)2 


CI 


CHO 


61 


30 


470 


H 


NH-(CH2)2-OH 


CI 


CHO 




471 


H 


NH-(CH2)3-OH 


CI 


CHO 






472 


CeHs 


Th i omo rpho 1 i no-S, S-d i ox i d 


CI 


H 






473 


H 


NH-(CH2) 2-OCH3 


CI 


CHO 




35 


474 


H 


NH-(CH2)2-OC2H5 


CI 


CHO 






475 


H 


NH-(CH2) 3-OCH3 


CI 


CHO 






476 


H 


NH-(CH2)3-OC2H5 


CI 


CHO 






477 


H 


NH-Cyclopropyl 


CI 


CHO 




40 


478 


H 


NH-Cyclopentyl 


CI 


CHO 






479 


H 


NH-Cyclohexyl 


CI 


CHO 






480 


H 


NH-Cycloheptyl 


CI 


CHO 




45 


481 


H 


NH-Cyclooctyl 


CI 


CHO 




482 


H 


NH-Cyclododecyl 


CI 


CHO 





50 
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label le 1 (F rtsetzung) 



5 


BSp. 
Nr, 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest R3 


Rest R^ 


Schi 
pun 




483 


CgHs 


NH-CH3 


CI 


H 






484 


CsHb 


NH-C2H5 


CI 


H 




10 


485 


CsHs 


NH-nCaH; 


CI 


H 






486 


C5H5 


NH-iS0C3H7 


CI 


H 






487 


C6H5 


NH-nC4H9 


CI 


H 


97 


15 


488 


C6H5 


NH-iS0C4H9 


CI 


H • • 






489 


C6H5 


NH-SecC^Hg 


CI 


H 






490 


C6H5 


NH-tertC^Hg 


CI 


H 




20 


491 


C6H5 


NH-nCsHii 


CI 


H 


68 


492 


C6H5 


NH-NeoCsHit 


CI 


H 






493 


C6H5 


NH-nC6Hi3 


CI 


H 






494 


CbHs 


NH-nC7Hi5 


CI 


H 




25 


495 


C6H5 


NH-nC8Hi7 


CI 


H 






496 


C6H5 


NH-nCgHx9 


CI 


H 






497 


C6H5 


NH-nCioH2i 


CI 


H 


61 


30 


498 


C6H5 


NH-nCiiH23 


CI 


H 


51 


499 


C6H5 


NH-nCi2H25 


CI 


H 


01 




500 


C6H5 


NH-nCi3H27 


CI 


H 


51 




501 


C6H5 


NH-nCi4H29 


CI 


H 


51 


35 


502 




NH-nCi5H3| 


CI 


H 


51 




503 


C6H5 


NH-nCi6H33 


CI 


H 


51 




504 


C6H5 


NH-nCi7H35 


CI 


H 


51 


40 


505 


C6H5 


NH-nCi8H37 


CI 


H 


51 




506 


C6H5 


NH-nCi9H39 


CI 


H 


51 




507 


C6H5 


NH-nC2oH4i 


CI 


H 


51 




508 


C6H5 


NH-CH ( CH 3 ) CH 2CH 2CH 3 


CI 


H 


51 


45 


509 


C6H5 


NH-CH(CH3)-(CH2) 3CH3 


CI 


H 


51 



50 



55 



28 



EP 0 447 891 A1 



label le 1 (Fortsetzung) 



Bsp. 

Mr* 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest r3 


Rest R* 


510 


CeHs 


NH-CeHs 


CI 


H 


511 


CeHs 


NH-CH2C6H5 


CI 


H 


OiZ. 


r* Li _ 


Nn Ln 2^" 2^ 6" 5 


CI 




Di J 


C6H5 


■Ltu fu ten - l~r^»U(?- 

tin I 31^-505 


CI 


H 






Nrr-iUn2/ S^-B^S 


CI 




DID 


CgHs 


Nn— vn 2^^UUn 


n 

V 1 






CeHg 


NH— I LH 2 / 2^^"^" 


rl 


u 

n 


(CI T 


CeHs 


Mti ^ #*LI \ ^r\r\ti 

NH— ^Ln2l jr^UUn 


n 


^ 


518 


CeHs 


NH-CH(CH3)-lCH2j 3- 
CH(CH3)2 


V* 1 


n 


519 


C6H5 


NH-(CH2)z-0H 


CI 


H 


520 


CeHs 


NH-(CH2)3-OH 


CI 


H 


521 


CeHs 


NH-(CH2)2-OCH3 


CI 


H 


522 


CeHs 


NH-(CH2)r-OC2Hs 


CI 


H 


523 


CeHs 


NH-(CH2)3-OCH3 


CI 


H 


524 


C6H5 


NH-(CH2)r^C2H5 


CI 


H 


525 


C6H5 


NH-Cyclopropyl 


CI 


H 


526 


CeHs 


NH-Cyclopentyl 


CI 


H 


527 


CeHs 


NH-Cyclohexyl 


CI 


H 


528 


CeHs 


NH-Cycloheptyl 


CI 


H 


529 


CeHs 


NH-Cyclooctyl 


CI 


H 


530 


CeHs 


NH-Cyclododecyl 


CI 


H 


531 


H 


NH-CH2-CH=CH2 


CI 


CHO 


532 


H 


NH~CH 2 — C==CH 


CI 


CHO 


533 


H 


NH-Methallyl 


CI 


CHO 


534 


C6H5 


NH-CH2--CH=CH2 


CI 


H 


535 


CeHs 




CI 


H 


536 


C6H5 


NH-Methallyl 


CI 


H 


537 


H 


NH-CH3 


CI 


COOC2H5 


538 


H 


NH-C2H5 


CI 


COOC2H5 



Schroelz- 
punkt (°C) 



50 



29 
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Tabelle 1 (Tortsetzung) 



BSD . 

Nr. ' 


Rest 


Rest r2 


Rest r3 


Rest R^ 


Schn 
punli 


539 


H 


NH— nC aH-T 


CI 


COOC iHc: 




540 




NH— i 'iWt 


CI 


COOC iHc 




541 


w 


NH— hCaHq 

lilt Vlva.lliJ 


CI 


COOCiHc 




542 


H 


NH— isoC^Ha 


CI 


COOC2H5 




543 




111 • J^V^ 


CI 


COOCoHc 




544 




NH— tertCAHn 


CI 


COOCiHc 




S4*i 




NH— nTcrMi « 


CI 


COOC iHc 




546 


w 


NH— NpoCcHi 1 


CI 


COOCiHc 






u 
n 


NH— nf*«H« 1 


ri 
\f 1 


POOP tHc 




548 




NH— nC-vH^e 
|T|ii iiv/nj 5 


CI 


COOC iHc 
i# w w 2ri 5 






u 
n 


Mil nP.-ll- 


n 


poor •«Me 






n 




n 
u 1 








LI 

n 


nn "^1 0" 21 


n 


POOP ^14 
i«uv/\« 2'^ 5 


hi 




u 
n 


MU_nr . . U . - 

WrrTivi 3 


n 


cane ^Me- 
t>uui« 2"5 


nl 




n 


rin~ni,j 2" 2 5 


n 


pnnp 
uuuu 2" 5 


U 1 




H 


NH— nCj 3n27 


l« 1 


UUUU 2" 5 


ril 




(J 
n 


Nn— nCj 4n29 


0 1 


PAnp .14- 


n1 
U I 


ODD 


II 

n 


NH— nCi5n3i 


r 1 


iriUuc 2"5 


Hi 


3 J / 




Nrl— fH*j5n33 


ri 


2" 5 


61 


I>30 


14 

n 


Nn— nuj 7n35 




2"5 


nl 




n 


NPrTlL.i8"37 


ri 


pnnp ■»He 


hi 


560 


H 


NH-nCi9H39 


CI 


^^^^ ti 
COOC2H5 


01 


561 


H 


NH-nC2oH^l 


CI 


COOC2H5 


61 


562 


H 


NH-CH ( CH 3 ) CH 2CH 2CH 3 


CI 


COOC2H5 


61 


563 


H 


NH-CH(CH3)-(CH2) 3CH3 


CI 


COOC2H5 


61 


564 


H 


NH-CsHs 


CI 


COOC2H5 




565 


H 


NH-CH 2C6H5 


CI 


COOC2H5 




566 


H 


NH-CH 2CH2C6H5 


CI 


COOC2H5 




567 


H 


NH-CH{CH3)-C6H5 


CI 


COOC2H5 





30 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



BSD. Rest Ri Rest r2 Rest R3 Rest R* Schroelz- 

Nr. Punkt (oc) 



5 





568 


H 


NH-(CH2)3-C6H5 


CI 


COOC2H5 




569 


H 


NH-CH2-<:00H 


CI 


COOC2H5 




570 


H 


NH-(CH2)2-COOH 


CI 


COOC2H5 


10 


571 


H 


NH-(CH2)3-COOH 


CI 


COOC2H5 




572 


H 


NK-CH(CH3)-(CH2)3 

tMitna; 2 


CI 


COOC2H5 




573 


H 


Nrr-(Ln2/ 2^" 




rooc -iHc 


IS 


Die- 


H 


Nrp-\Cn2^ 


n 






sis 


H 


Nrt— ICH2J 2— OCH3 


n 

u I 


irfVAJKtf 2" 5 




576 


H 




n 


rnor -iHc 

V w\» 2 J 




577 


H 


NH-(CH2) 3-OCH3 


U 1 


VrUUltf 2'* 5 


20 


578 


H 


NH— (CH2) 3-OC2H5 


CI 


euoe 2" 5 




579 


H 


NH-Cyc lop ropy 1 


r* 1 


CUUl*2"5 




580 


H 


NH— Cy c 1 openty 1 


L 1 


i*u<ji*2"5 


25 


581 


H 


NH— eye lonexy 1 


n 


rooc -iHc 

2 5 


CO 1 


H 


NH— eye lonepry i 








583 


H 


NH— eye looety 1 


CI 


COOC iHc 






H 


Nrr~l#yc lououecj I 


CI 


COOCiHr 


30 


585 


H 


NH— CH 2^H=Ln 2 


ri 
\« 1 


roor iHc 




DoD 


H 


MU PU f*— PH 


CI 


COOC 2H5 




Do/ 


H 


WiTT'ietnei 1 1 J I 


CI 


COOC2H5 




588 


H 


NH— CH3 




wnn 2 


35 


589 


H 


NH-C2H5 


CI 


CONH2 




590 


H 


NH-flC3H7 


CI 


CONH2 




591 


H 


NH-iS0C3H7 


CI 


CONH2 




592 


H 


NH-nC^Hg 


CI 


CONH2 


40 


593 


H 


NH-iS0C4H9 


CI 


CONH2 




594 


H 


NH-SecC4H9 


CI 


CONH2 




595 


H 


NH-tertC^Hg 


CI 


CONH2 




596 


H 


NH-nCsHii 


CI 


CONH2 



45 



50 



55 



31 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



5 


Bsp . 
Nr. 










ocnr 
puni 




D9/ 


H 


NH— NeoCsHj 1 


CI 


CONH2 






DVo 


n 


U|_| ri/*_lJ- _ 

NH— nCsnx 3 


C 1 


CONH 2 




10 




u 
n 


MLJ M/^_iJ 

Nrr-nUyHi 5 


r>l 


PflMLI 

LUWn2 






Ann 


n 


fciti r> 11 _ 


u 1 








QUI 


H 


NH— nCgHjg 


p 1 


CONH 2 






An 7 


n 


MU r» r* ^ _ LI ^ ^ 

Wn— nLiO"21 


L 1 


LUNn2 




15 


AA'3 


H 


NH— flCi 1H23 


C 1 


CONH 2 


0 1 






H 


NH— nCj 2^25 


CI 


CONH 2 


51 




605 


H 


NH-flCx3H27 


CI 


CONH 2 


Ol 




dUd 


H 


NH— nCi^Hjg 


C 1 


CONH 2 


01 


20 


cm 


H 


NH— nCi5H3i 


/•I 

C 1 


CONH 2 


Hi 
01 




oOo 


H 


NH-nCi6H33 


CI 


CONH 2 


01 




609 


H 


NH-nCt7H35 


CI 


CONH 2 


01 


25 


C 1 /\ 

610 


H 


NH-nCi3H37 


CI 


CONH 2 


ol 


611 


H 


NH-nCi9H39 


CI 


CONH 2 


01 




612 


H 


NH-nC20H4i 


CI 


CONH 2 


ol 




613 


H 


NH-CH ( CH 3 ) CH 2CH 2CH 3 


CI 


CONH 2 


51 


30 


614 


H 


NH-CH(CH3)-(CH2) 3CH3 


CI 


CONH 2 


51 




615 


H 




CI 


CONH 2 






616 


H 


NH-CH 2C6H5 


CI 


CONH 2 






617 


H 


NH^H2CH2C6H5 


CI 


CONH 2 




35 


618 


H 


NH-CH(CH3)-C6H5 


CI 


CONH 2 






619 


H 


NH-(CH2)r-C5H5 


CI 


CONH 2 






620 


H 


NH-CH 2-COOH 


CI 


CONH 2 






621 


H 


NH-(CH2) 2-COOH 


CI 


CONH 2 




40 


622 


H 


NH-(CH2) 3-COOH 


CI 


CONH 2 






623 


H 


NH-CH(CH3)-(CH2)3- 
CH(CH3)2 


CI 


CONH 2 


51 




624 


H 


NH-(CH2) 2-OH 


CI 


CONH 2 




45 


625 


H 


NH-{CH2)3-OH 


CI 


CONH 2 





50 



32 
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label le 1 (Fortsetzung) 



BSp. 
Nr. 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest R3 


Rest R^ 


Schme 
punlct 


626 


H 


NH-(CH2)2-OCH3 


CI 


CONH2 




627 


H 




CI 


CONH2 




628 


H 


NH-(CH2)3-OCH3 


CI 


CONH2 




629 


H 


NH-(CH2)3-OC2H5 


CI 


CONH2 




630 


H 


NH-C^clopropyl 


CI 


CONH2 




631 


H 


NH-Cyclopentyl 


CI 


CONH2 




632 


H 


NH-Cyclohexyl 


CI 


CONH2 




633 


H 


NH-Cycloheptyl 


CI 


CONH2 




634 


H 


NH-Cyclooctyl 


CI 


CONH2 




635 


H 


NH-Cyclododecyl 


CI 


CONH2 




636 


H 


NH-CH2-CH=CH2 


CI 


CONH2 




637 


H 


NH-CH2-CHCH 


CI 


CONH2 




638 


H 


NH-Methallyl 


CI 


CONH2 




639 


H 


NH-CH3 


CI 


COOC2H5 




640 


H 


NH-C2H5 


CI 


COOC2H5 




641 


H 


NH-nC3H7 


CI 


COOC2H5 




642 


H 


NH-iSOC3H7 


CI 


COOC2H5 




643 


H 


NH-nC^Hg 


CI 


COOC2H5 




644 


H 


NH-iS0C4Hg 


CI 


COOC2H5 




645 


H 


NH-secC4H9 


CI 


COOC2H5 




646 


H 


NH-tertC^Hg 


CI 


COOC2H5 




647 


H 


NH-nCsHj X 


CI 


COOC 2H5 




648 


H 


NH-NeoCsHii 


CI 


COOC2H5 




649 


H 


NH-nCgHis 


CI 


COOC2H5 




650 


H 


NH-nC7Hi5 


CI 


COOC2H5 




651 


H 


NH-nC8Hi7 


CI 


COOC2H5 




652 


H 


NH-nCgHig 


CI 


COOC2H5 




653 


H 


NH-nCioH2i 


CI 


COOC2H5 


51 


654 


H 


NH-nCiiH23 


CI 


COOC2H5 


61 



45 



50 



33 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



5 


Bsp. 
Nr , 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest r3 


Rest R^ 


Schi 
puni 




655 


H 


NH-nCi2H25 


CI 


COOC2H5 


01 




656 


H 


NH-nCt3H27 


CI 


COOC2H5 


01 


10 


657 


H 


NH-nCi4H29 


CI 


COOC2H5 


01 


658 


H 


NH-nCi5H3i 


CI 


COOC2H5 


01 




659 


H 


NH-nCi6H33 


CI 


COOC2H5 


51 




660 


H 


NH-nCi7H35 


CI 


COOC2H5 


01 


75 


661 


H 


N^HnCl8H37 


CI 


COOC2H5 


01 


662 


H 


NH-nC 19839 


CI 


COOC 2H5 


01 




663 


H 


NH-nC2oH4l 


CI 


COOC2H5 


01 




664 


H 


UH~CH ( CH 3 } CH 2CH 2CH 3 


CI 


COOC2H5 


61 


20 


665 


H 


NH-CH (CH3)-(CH2) 3CH3 


CI 


COOC2H5 


61 




666 


H 


NH-C6H5 


CI 


COOC2H5 






667 


H 


NH-CH 2C6H5 


CI 


COOC2H5 






668 


H 


NH-CH 2CH2C6H5 


CI 


COOC2H5 




25 


669 


H 


NH-CH (CH3)-C6H5 


CI 


COOC2H5 






670 


H 


NH-(CH2)3-C6H5 


CI 


COOC2H5 






671 


H 


NH-CH 2-COOH 


CI 


COOC2H5 




30 


672 


H 


NH-(CH2)2-COOH 


CI 


COOC2H5 




673 


H 


NH-(CH2)3-C00H 


CI 


COOC2H5 






574 


H 


NH-CH{CH3)-(CH2)3- 
CH(CH3)2 


CI 


COOC2H5 


61 




675 


H 


NH-(CH2)2-0H 


CI 


COOC2H5 




35 


676 


H 


NH-(CH2)3-0H 


CI 


COOC2H5 






677 


H 


NH-(CH2) 2-OCH3 


CI 


COOC2H5 






678 


H 


NH-(CH2)2-0C2H5 


CI 


COOC2H5 






679 


H 


NH-(CH2)3-OCH3 


CI 


COOC2H5 




40 


680 


H 


NH-(CH2)3-OC2H5 


CI 


COOC2H5 






681 


H 


NH-Cyclopropyl 


CI 


COOC2H5 






682 


H 


NH-Cyclopentyl 


CI 


COOC2H5 






683 


H 


NH-Cyclohexyl 


CI 


COOC2H5 





50 



55 



34 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



5 


Bsp. 

Nr. 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest R3 


Rest R* 


Schme 
punkt 




684 


H 


NH-Cyclohept^l 


CI 


COOC2H5 






685 


H 


NH-Cyclooctyl 


CI 


COOC2H5 




70 


686 


H 


NH-Cy c 1 octodecy 1 


CI 


COOC2H5 




687 


H 


NH-CH2-CH=CH2 


CI 


COOC2H5 






688 


H 


NH-CH2-C^H 


CI 


COOC2H5 






689 


H 


rjH-Methallyl 


CI 


COOC2H5 




75 


690 


H 




CI 


COOCH3 






691 


H 


NH-C2H5 


CI 


COOCH3 






692 


H 


NH~nC3H7 


CI 


COOCH3 






693 


H 


NH-isoCaH? 


CI 


COOCH3 




20 


694 


H 


NH-nC4Hg 


CI 


COOCH3 






695 


H 


NH-iS0C4H9 


CI 


COOCH3 






696 


H 


NH-SecC^Hg 


CI 


COOCH3 






697 


H 


NH-tertC^Gg 


CI 


COOCH3 




25 


698 


H 


NH-nCsHii 


CI 


COOCH3 






699 


H 




CI 


COOCH3 






700 


H 


NH-HiCeHi 3 


CI 


COOCH3 




30 


701 




NH— nCiHi c 


CI 


COOCH3 




707 


^ 


iin iii^nri^ / 


CI 


COOCH3 






703 




NH— nrnkli n 
1^ 1 1 1 11* Q rt 1 Q 


CI 


COOCH3 






704 


H 


111! *'^lU *! 


CI 


COOCH 3 


ol 


35 




u 

n 


NH— nPi 4 H 1 
iimii#j 1 ■* 2 3 


CI 


COOCH3 


51 




706 




NH— nCi iHie 


CI 


COOCH 3 


ol 




707 


H 


NH-nCi3H27 


CI 


COOCH 3 


01 




708 


H 


NH-nCi4H29 


CI 


COOCH 3 


61 


40 


709 


H 


NH-nCi5H3i 


CI 


COOCH 3 


01 




710 


H 


NH-nCisH33 


CI 


COOCH 3 


61 




711 


H 


NH-nCx7H35 


CI 


COOCH 3 


61 




712 


H 


NH-nCi8H37 


CI 


COOCH 3 


51 


45 


713 


H 


NH-nCi9H3g 


CI 


COOCH 3 


61 



55 



35 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



5 


Bsp. 
Nr. 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest R3 


Rest R'^ 


Schme 
punkt 




714 


H 


NH-nC2oH^l 


CI 


COOCH3 


61 




715 


H 


NH-CH(CH3)CH2CH2CH3 


CI 


COOCH3 


61 


10 


716 


H 


NH-CH(CH3)-(CH2)3CH3 


CI 


COOCH3 


61 




717 


H 


NH-CeHs 


CI 


COOCH3 






718 


H 


NH-CH2C6H5 


CI 


COOCH3 






719 


H 


NH-CH2CH2C6H5 


CI 


COOCH3 




15 


720 


H 


NH-CH(CH3)-C5H5 


CI 


COOCH3 






721 


H 


NH-(CH2)3-C6H5 


CI 


COOCH3 






111 


H 


NH-CH2-COOH 


CI 


COOCH3 




20 


713 


H 


NH-(CH2)2-COOH 


CI 


COOCH3 




Ilk 


H 


NH-(CH2)3-COOH 


CI 


COOCH3 






115 


H 


Ntt-(CH(CH3)-(CH2)3- 
CH(CH3}2 


CI 


COOCH3 


61 




116 


H 


NH-(CH2)2-0H 


CI 


COOCH3 




25 


111 


H 


NH-(CH2)3-OH 


CI 


COOCH3 






728 


H 


NH-(CH2)2-OCH3 


CI 


COOCH3 






729 


H 


NH-(CH2)2-OC2H5 


CI 


COOCH3 




30 


730 


H 


NH-(CH2)3-OCH3 


CI 


COOCH3 




731 


H 


NH-(CH2) 3-OCH5 


CI 


COOCH3 






732 


H 


NH-Cycloprop^l 


CI 


COOCH3 






733 


H 


NH-Cyclopentyl 


CI 


COOCH3 




35 


734 


H 


NH-Cyclohexyl 


CI 


COOCH3 






735 


H 


NH-Cycloheptyl 


CI 


COOCH3 






736 


H 


NH-Cyclooctyl 


CI 


COOCH3 






737 


H 


NH-Cyclododecyl 


CI 


COOCH3 




40 


738 


H 


NH-CH2-CH=:CH2 


CI 


COOCH3 






739 


H 


NH-CH2-CSCH2 


CI 


COOCH3 






740 


H 


NH-Methallyl 


CI 


COOCH3 






741 


H 


NH-nC6Hi3 


CI 


COOH 




45 


742 


H 


NH-nC8Hi7 


CI 


COOH 






743 


H 


NH-nCioH21 


CI 


COOH 





55 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



Bsp. Rest Ri Rest R2 Rest R3 Rest R4 SchmeU- 

Nr. punkt (°C) 

5 





744 


CH3 


NH-fiCsHi 3 


CI 


CHO 




745 


CH3 


NH-nC8Hi7 


CI 


CHO 




746 


CH3 


NH-nCioH2i 


CI 


CHO 


10 


747 


C6H5 


NH-nCeHi 3 


CI 


CHO 




748 


CfiHg 


NH-nCeHiy 


CI 


CHO 




749 


C5H5 


NH-nCioH21 


CI 


CHO 


lO 


750 


CH2CI2 


CI 


CI 


H 


751 


H 


CH(CH3)-(CH2)^CH3 


CI 


CHO 




752 


H 


NH-C6H4-(2)-CH3 


CI 


CHO 




753 


H 


NH-C6H^-(2)-C2H5 


CI 


CHO 


20 


754 


H 


NH-C6Hi^-(2)-CF3 


CI 


CHO 




755 


H 


NH-(CH2) 3-iSOC3H7 


CI 


CHO 




756 


H 


NH-(CH2)3-CH2C6H5 


CI 


CHO 




757 


H 


N(CH3)2 


CI 


CHO 


25 


758 


H 


N{C2H5)2 


CI 


CHO 




759 


H 


N(nC3H7)2 


CI 


CHO 




760 


H 


N(nC4H9)2 


CI 


CHO 




761 


H 


N(CH2CH=CH2)2 


CI 


CHO 


30 


762 


H 


Pyrrol idino 


CI 


CHO 




763 


H 


Piperidino 


CI 


CHO 




764 


H 


Hexamethylenimino 


CI 


CHO 


35 


765 


H 


Morpholino 


CI 


CHO 


766 


H 


N(CH2CH20CH3) 2 


CI 


CHO 




767 


H 


S-CH3 


CI 


CHO 




768 


H 


S-C2H5 


CI 


CHO 


40 


769 


H 


S-nC3H7 


CI 


CHO 




770 


H 


S-CH2-CH=CH3 


CI 


CHO 




771 


H 


SCN 


CI 


CHO 




772 


H 


O-CH3 


CI 


CHO 


45 


773 


H 


O-C2H5 


CI 


CHO 




774 


H 


0-nC3H7 


CI 


CHO 



50 



55 
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label le 1 (Fortsetzung) 

Bsp. Rest Ri Rest r2 Rest R3 Rest R* Schraelz- 



5 


Mr 












775 


H 


O-CH2CH2OCH3 


CI 


CHO 




776 


H 


0-CH2CH(CH3)OCH3 


CI 


CHO 


10 


777 




CH(CH3)-(CH2)4CH3 


CI 


H 


778 


C5H5 


NH-C6H4-{2)-CH3 


CI 


H 




779 


C6H5 


NH-C6H4-(2)-C2H5 


CI 


H 




780 


C6H5 


NH-C6H4-{2)H:F3 


CI 


H 


15 


781 


C6H5 


NH-(CH2)3-iS0C3H7 


CI 


H 




782 


C6H5 


NH-(CH2)3-CH2C6H5 


CI 


H 




783 


C6H5 


N{CH3)2 


CI 


H 




784 


C6H5 


N(C2H5)2 


CI 


H 


20 


785 


C6H5 


N(C2H5)2 


CI 


H 




786 


C5H5 


N(nC4H9)2 


CI 


H 




787 


C6H5 


N(CH2CH=CH2)2 


CI 


H 




788 


C6H5 


Pyrrolidine 


CI 


H 


25 


789 


C6H5 


Piperidino 


CI 


H 




790 


CbHs 


Hexamethylenimino 


CI 


H 




791 


C6H5 


Morpholino 


CI 


H 




792 


C6H5 


N(CH2CH 20083)2 


CI 


H 


793 


C6H5 


S-CH3 


CI 


H 




794 


C6H5 


S-C2H5 


CI 


H 




795 


C6H5 


S-nC3H7 


CI 


H 


35 


796 


C6H5 


S-CH2-CH=CH3 


CI 


H 




797 


C6H5 


SCN 


CI 


H 




798 


C6H5 


O-CH3 


CI 


H 




799 


C6H5 


O-C2H5 


CI 


H 


40 


800 


C6H5 


0-nC3H7 


CI 


H 




801 


C6H5 


O-CH2CH2OCH3 


CI 


H 




802 


C6H5 


0-CH2CH(CH3)OCH3 


CI 


H 




803 


H 


NH-CH (CH3)-(CH2)4CH3 


CI 


CONH2 


45 


804 


H 


NH-C6H4-(2)-CH3 


CI 


CONH2 



50 



S5 
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label le 1 (Fortsetzung) 



5 


BSD. 

Nr. 


Rest RX 


Rest R2 


Rest R3 


Rest R4 




805 


H 


NH-C6H4-(2)-C2H5 


CI 


CONH2 




806 


H 


NH-C6H4-(2)-CF3 


CI 


CONH2 


10 


807 


H 


NH-(CH2)3-iS0C3H7 


CI 


CONH2 


808 


H 


NH-(CH2)r-CH2C6H5 


CI 


CONH2 




809 


H 


N(CH3)2 


CI 


CONH2 




810 


H 


N(C2H5)2 


CI 


CONH2 


ID 


811 


H 


N(nC3H7)2 


CI 


CONH2 




812 


H 


N(nC4H9) 2 


CI 


CONH2 




813 


H 


N(CH2CH=CH2)2 


CI 


CONH2 




814 


H 


Pyrrol idino 


01 


CONH2 


20 


815 


H 


Piperidino 


CI 


CONH2 




816 


H 


Hexamethy 1 en imi no 


CI 


CONH2 




817 


H 


Horphol ino 


CI 


CONH2 




818 


H 


N(CH2CH20CH3)2 


CI 


CONH2 


25 


819 


H 


S-CH3 


CI 


CONH2 




820 


H 


S-C2H5 


CI 


CONH2 




821 


H 


S-nCsH; 


CI 


CONH2 


30 


822 


H 


S_CH2-CH=CH3 


CI 


CONH2 


823 


H 


SCN 


CI 


CONH2 




824 


H 


O-CH3 


CI 


CONH2 




825 


H 


&-C2H5 


CI 


CONH2 


Jo 


826 


H 


0-nC3H7 


CI 


CONH2 




827 


H 


Ch-CH 2CH 2OCH 3 


CI 


CONH2 




828 


H 


0-CH2CH(CH3)OCH3 


CI 


CONH2 




829 


H 


CH(CH3)-(CH2)i^CH3 


CI 


COOH 


40 


830 


H 


NH-C6H4-{2)-CH3 


CI 


COOH 




831 


H 


NH-C6H4-(2)-C2H5 


CI 


COOH 




832 


H 


NK-C6H4-(2)-CF3 


CI 


COOH 




833 


H 


NH-(CH2)3-iSoC3H7 


CI 


COOH 


45 


834 


H 


NH-(CH2)3-CH2C6H5 


CI 


COOH 



punKt (oc) 



51 



50 



55 
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Tabelte 1 (Fortsetzung) 



5 


Nr. 




Rest r2 


Rest R3 


Rest R^ 








"l^"3/ 2 


CI 


COOH 




O-JU 




Mf r .He \ 1 


CI 


COOH 


70 


837 






CI 


COOH 




H 


n vnu4ng ; 2 


01 


COOH 






u 

n 


n \ \»n 2>''»^^ri 2 ' 2 


CI 


COOH 




840 


^ 


Purrn 1 1 H i nn 

rji 1 VI lUllIU 


CI 


COOH 


15 


A&1 


n 


r 1 pel 1 U 1 IIU 


CI 


COOH 






n 


neAainetny 1 en i mi no 


i« 1 








H 


Morphol 1 no 


n 








H 


N \ 2**" 2"^" 3 / 2 






20 




u 
n 


c r«u _ 

0 — 1*03 










LI 

n 


2 5 


CI 


COOH 




RA7 
0*t / 


u 
n 


0 3" / 


i> 1 


COOH 






u 
n 


o^\*n 2*»n — \*n 3 


Cl 


COOH 


25 




u 
n 




Cl 


COOH 




R<iO 


1^ 


0-*CH 3 


Cl 


COOH 




RSI 


u 
n 


0— C 2H5 


Cl 


COOH 


30 


RS? 


n 


3 / 


Cl 


COOH 




u 
n 


n— TM ^PH ^nrw ■» 


Cl 


COOH 






u 
n 


u i*-n 2^»' V 3 / w^*" 3 


Cl 


COOH 






n 


v.n\t.n3J |V*n2/4^n3 


Cl 




35 


RSR 


n 




Cl 


COOCH a 

^ www! 1 4 




oc ^ 

o57 


H 


NH-C 6 H4~ 1 2 ) -C 2H 5 


PI 
v. 1 


pnAPLi - 
LULH«n3 




858 


H 


NH-C6H4-(2)-CF3 


Cl 


COOCH 3 




859 


H 


NH-(CH2)3-iSOC3H7 


Cl 


COOCH 3 


40 


860 


H 


Nhf-(CH2)3-CH2C6H5 


Cl 


COOCH 3 




861 


H 


M(CH3)2 


Cl 


COOCH 3 




852 


H 


N(C2H5)2 


Cl 


COOCH 3 




863 


H 


N(nC3H7)2 


Cl 


COOCH 3 


45 


864 


H 


N(nC4Hg) 2 


Cl 


COOCH 3 



50 



55 



40 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 

BSD. Rest Rl Rest r2 Rest R3 Rest R^ Schmelz- 



5 


Nr , 












865 


H 


N(CH2CK=CH2)2 


CI 


COOCH3 




866 


H 


Pyrrolidine 


CI 


COOCH3 


10 


867 


H 


Piperidino 


CI 


COOCH3 


868 


H 


Hex amethy I en 1 mi no 


CI 


COOCH3 




869 


H 


Morpholino 


CI 


COOCH3 




870 


H 


N(CH2CH20CH3)2 


CI 


COOCH3 


15 


871 


H 


S-CHj 


CI 


COOCH3 




872 


H 


S-C2H5 


CI 


COOCH3 




873 


H 


S-nCjHy 


CI 


COOCH3 




874 


H 


S-CH2-CH=CH3 


CI 


COOCH3 


20 


875 


H 


SCN 


CI 


COOCH3 




876 


H 




CI 


COOCH3 




877 


H 


CH(CH3)-(CH2)4CH3 


CI 


COOC2H5 




878 


H 


NH-C6H4-(2)-CH3 


CI 


COOC2H5 


25 


879 


H 


NH-C6H4-{2)-C2H5 


CI 


COOC2H5 




880 


H 


NH-C6H4-(2)-CF3 


CI 


COOC2H5 




881 


H 


NH-(CH2)3-iSOC3H7 


CI 


COOC2H5 




882 


H 


NH-(CH2)3-CH2C6H5 


CI 


COOC2H5 


883 


H 


N(CH3)2 


CI 


COOC2H5 




884 


H 


N(C2H5)2 


CI 


C00C2Hg 




885 


H 


N(nC3H7)2 


CI 


COOC2H5 


35 


886 


H 


N(nC4H9)2 


CI 


COOC2H5 




887 


H 


N(CH2CH=CH2)2 


CI 


COOC2H5 




888 


H 


Pyrrol idino 


CI 


COOC2H5 




889 


H 


Piperidino 


CI 


COOC2H5 


40 


890 


H 


Hexamethy 1 en i mi no 


CI 


COOC2H5 




891 


H 


Morpholino 


CI 


COOC2H5 




892 


H 


N(CH2CH20CH3)2 


CI 


COOC2H5 




893 


H 


S-CH3 


CI 


COOC2H5 


45 


894 


H 


S-C2H5 


CI 


COOC2H5 



50 



55 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



10 



IS 



20 



25 



30 



35 



40 



Bsp. 
Nr . 


Rest Rl 


Rest R2 


Rest R3 


Rest R4 


Schmi 
punlc' 


895 


H 


S-nC3H7 


CI 


COOC 2H5 




896 


H 


S-CH2-<:H=CH3 


CI 


COOC2H5 




897 


H 


SCM 


CI 


COOC2H5 




898 


H 


O-C2H5 


CI 


COOC2H5 




899 


H 


0-nC3H7 


CI 


C00nC3H7 




900 


H 


O-nC^Hg 


CI 


C00nC4H9 




901 


H 


O-nCsHii 


CI 


COOnCsHii 




902 


H 


0-nC6Hi3 


CI 


C00nC6Hi3 




903 


H 


CI 


CI 


C6H5 


262 


904 


CH3 


NH2 


CI 


H 




905 


CH3 


Ntt-nC^Hg 


CI 


H 


37 


906 


CH3 


NH-lSOC/^Hg 


CI 


H 




907 


CH3 


NH-tertC^Hg 








908 


CH3 


NH-iSoCsHii 


CI 


H 




909 


CH3 


NH-NeoCsHxi 


CI 


H 




910 


CH3 


NH-nC6Hi3 


CI 


H 


59 


911 


CH3 


NH-nC7Hi5 


CI 


H 




912 


CH3 


NH-nCeHi7 


CI 


H 




913 


CH3 


NH-nCgHi9 


CI 


H 


51 


914 


CH3 


NH-nCioH2l 


CI 


H 


01 


915 


CH3 


NH-nCiiH23 


CI 


H 


dl 


916 


CH3 


NH-nCi2H25 


CI 


H 


51 


917 


CH3 


NH-nCi3H27 


CI 


H 


01 


918 


CH3 


NH-nCi^H29 


CI 


H 


51 


919 


CH3 


NH-nCi5H3i 


CI 


H 


01 


920 


CH3 


MH-nCi6H33 


CI 


H 


51 


921 


CH3 


NH-nCi7H35 


CI 


H 


61 


922 


CH3 


NH-nCi8H37 


CI 


H 


51 


923 


CH3 


NH-nCigH33 


CI 


H 


ol 



45 



50 



55 



42 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



45 



5 


Bsp. 

Nr. 


Rest Ri 


Rest r2 


Rest R3 


Rest 




924 


CH3 


NH-nC2oHjvi 


CI 


H 




925 


CH3 


NH-CH(CH3)CH2CH2CH3 


CI 


H 


10 


926 


CH3 


NH-CHjCHa)- 
-(CH2)3-CH3 


CI 


H 




927 


CH3 


NH-CH2C6H5 


CI 


H 




928 


CH3 


NH-CH2CH2C6H5 


CI 


H 




929 


CH3 


NH-CH(CH3)-C6"5 


CI 


H 


15 


930 


CH3 


NH-(CH2)3-C6H5 


CI 


H 




931 


CH3 


NH-CH2-COOH 


CI 


H 




932 


CH3 


NH-(CH2)2-COOH 


CI 


H 




933 




NH-(CH2) 3-COOH 


CI 


H 


20 


934 


CHi 


NH-CHICH3)- 
-(CH2)3-CH(CH3)2 


CI 


H 




935 


CH3 


NH-(CH2)2-0H 


CI 


H 




936 


CH3 


NH-(CH2)2-OCH3 


CI 


H 


25 


937 


CH3 


NH-(CH2)2-<5C2H5 


CI 


H 




938 


CH3 


NH-(CH2)3-OCH3 


CI 


H 




939 


CH3 


NH-(CH2)3-OC2H5 


CI 


H 




940 


CH3 


NH-C^clopropyl 


CI 


H 


30 


941 


CH3 


NH-Cyclobutyl 


CI 


H 




942 


CH3 


NH-Cyclopentyl 


CI 


H 




943 


CH3 


NH-Cycloheptyl 


CI 


H 


35 


944 


CH3 


NH-Cyclooctyl 


01 


H 


945 


CH3 


NH-Cyclononyl 


CI 


H 




946 


CH3 


NH-Cyclodecyl 


CI 


H 




947 


CH3 


NH-Cyclododecyl 


CI 


H 


40 


948 


CH3 


N(CH3)2 


CI 


H 


949 


CH3 


N(nC3H7)2 


CI 


H 




950 


CH3 


Pyrrolidine 


CI 


H 




951 


CH3 


Piperidino 


CI 


H 



punkt (OC) 



51 
Ol 
51 



Tabelle 1 (Fortsetzung) 



50 



8sp. 
Nr. 



Rest Rl Rest R2 



Rest r3 Rest r4 Schmelz- 
punkt (oc) 



55 



952 
953 
954 
955 



CH3 
CH3 
CH3 
CH3 



Hexamethylenimino CI H 

M rpholino CI H 

Thiomorph lino CI H 

Thiomorpholino-S,S-dioxid CI H 
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Anwendungsbeispiele 

Die folgenden Beispiele zeigen die insektizide Wirkung der V rbindung n I. 
5 Beispiel Nr. 956 

Deckel und Boden einer Petrischale wurden mit insgesamt 1 ml einer 0,1 gew.-%igen acetonischen 
Losung der Wirkstoffe gleichmafiig ausgeWeidet Nach dem Verdunsten des Losungsmittels brachte man je 
10 Riegen der Gattung Musca Domestica (Stubenfiiege) und Wasserwatte in die Schalen ein. AnschlleBend 
70 wurden die Schalen geschlossen. Nach 24 Stunden wurde die Mortaiitat der Verbindungen durch Abzahlen 
der gestorbenen Fliegen ermlttelt. 

Tabelle 2 

75 " 

S>nthese-Bsp. Nr. Mortaiitat [%] 



12 


100 


U7 


100 


157 


80 


155 


80 


156 


100 


168 


100 


395 


100 



30 



35 



40 



45 



Beispiel 957 

Getopfte Buschbohnen. die das zweite Folgeblattpaar zeigten, einen starken Milbenbefall (Tetranychus 
telarius. Rote Spinne (A)) und eine reichliche Bablage aufwiesen. wurden mit 50 ml waBriger Wirkstofflo- 
sung gleichmaflig bespruht Nach 5 Tagen wurde die Mortaiitat der Wirkstoffe mittels eines Mikroskops 
bestimmt Die Pflanzen standen in dieser Zeit unter ublichen Gewachshausbedingungen. 

Tabelle 3 

Synthese-Bsp. Nr. Substanzkonz* [ppm] Mortaiitat [%] 

155 1000 ca. 90 

156 ^ 1000 100 

157 s 1000 100 
395 s 1000 100 



Beispiel 958 

50 Junge Bohnenpflanzen (vicia faba) mit einer starken Kolonie der schwarzen Laus (Aphis fabae) wurden 
mit je 50 ml einer wafirigen Losung des Wirkstoffs gleichmaflig bespruht Nach 24 Stunden wurde die 
Mortaiitat der Wirkstoffe bestimmt 



55 
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Tabelle 4 

Synthese-Bsp. Nr. Substanzkonz. tppm] Mortal i tat [%] 



154 


< 1000 


100 


155 


1000 


100 


156 


1000 


100 


185 


1000 


100 


395 


1000 


100 



75 Beispie! 959 

Auf die Oberflache eines Nahrbodens (5 ml in Kunststoffpetrischalchen. Durchmesser 25 mm, Hohe 10 
mm) wurden 0.5 ml einer acetonischen Wirkstofflosung gegeben. Nach dem Verdunsten des Acetons wurde 
der Nahrboden mit 30 tt\ E.-Ck)li-Bakterien und 50 fi\ Nematodensuspenslon (Caenorhabditis elegans) 
20 infiaert. Nach 2.8 Stunden wurde die Kontaktwirkung in % Mortalitat emiittelt 

Tabelle 5 

^ Synthese-Bsp. Nr. Substanzkonz. [ppm] Mortalitat [%] 





U7 


100 


100 




154 


4 


80 


30 


155 


4 


80 




156 


10 


100 




157 


10 


100 




168 


100 


100 


35 


275 


100 


100 




282 


10 


100 




293 


100 


100 




395 


100 


100 



40 



Beispiel 960 

Je 5 junge Zecken {Omithodoms monbata) wurden in einem wasserdurchlassigen Beutel fur 5 sec in 
45 eine waBrige Wirkstoffaufbereitung getaucht. Danach wurden die Beutel fur 48 Std. frei aufgehangt und 
anschlieBend wurde die Mortalitat der Wirkstoffe bestimmt. 

Synthese-Belspiel Nr. Substanzkonz. [ppm] Mortalitat [%] 



50 



147 


400 


100 


154 


40 


100 


155 


1000 


100 


156 


400 


80 


157 


1000 


100 


168 


20 


80 



45 
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Beispiel 961 



Zum Test auf herbizid Wirkungen wurden Sam n v rschiedener Pflanzen in Plastikblumentopfe mit 
lehmigem Sand und 3.0 Gew.-% Humus nach Arten getrennt eingepflanzt Die Pflanzen wurden bis zu einer 
5 GroB von 3 bis 15 cm angezogen und dann iner Nachaufiaufbehandlung mit den in Wasser suspendierten 
Wirkstoffen unterzogen. Die Aufwandmenge betmg 2.0 kg/ha Wirkstoff. 

Die in den Gewachshausversuchen venwendeten Pflanzen setzen sich aus folgenden Arten zusammen: 



10 



15 



Abkiirzung Lateinischer Name 

AMARE Amaranthus retroflexus 

GALAP Galium aparine 

LAMAM Lam i urn amplexicaule 



Deutscher Name 
ZurUckgekrummter 
Fuchsschwanz 
Klettenlabkraut 

Stengel umfassende 
Taubnessel 



Englischer Name 
redroot pigweed 

catchweed 

bedstraw 

henbit 



Die Versudisergebnisse wurden nach einer Skala von 0 bis 100 bewertet wobei 100 bedeutet dafl die 
20 Pflanzen vollig zerstort sind und 0 bedeutet das ein nonmaler Wachstumsverlauf beobachtbar war. 



Synthese-Bsp. Nr, Testpflanzen und Schadigung 

AMARE GALAP LAMAM 

^ 144 100 100 90 

146 100 90 70 



30 Patentansprtiche 

1- Thieno[2.3-d]pyrimidinderivate der allgemeinen Fonmel I 



35 



r2 

R3x^,^ ^.^X^ 



40 in der die Substituenten die folgende Bedeutung haben: 

Ri Wasserstoff. Ci-Cs-Alkyl. Ci-Ca-ChtoralkyI, Cs-CG-CycloalkyI, Phenyl oder Benzyl 

R2 Fluor. Chlor. Brom. Jod. Hydroxy. Azido, Cyano. Thiocyanato. Mercapto, ein nicht uber 

Stickstoff gebundener organischer Rest oder ein Rest NR^R^, worin R^ und R^ unabhangig 

voneinander Wasserstoff. Amino oder organische Reste bedeuten oder gemeinsam mit dem 
45 Stickstoffatom einen heterocyclischen Rest mit 3 bis 8 Ringatomen bilden, mit der MaBgabe. 

dafl nicht Phenoxy-C2-C3-alkylamino bedeutet, 
R3 Chlor. Brom. Hydroxy oder Mercapto mit der MaBgabe. da/J nicht gieichzeitig R^ Hydroxy und 

R3 Brom bedeutet und daB nicht gieichzeitig R^ Hydroxy und R* Alkoxycarbonyl oder 

Gart)oxy bedeutet, 

50 R* Wasserstoff. Ci-Cc-Alkyl. Ca-Cs-Mono-, Di- oder Trihalogenalkyl. Phenyl. Cyano, Fonmyl. 

Hydroxy iminomethy I, Carboxy, Alkoxycarbonyl. Aminocart)onyl oder einen Rest der Formel 



CH = X 



55 worin X der Qber Stickstoff getwnden Rest eines primaren Amins oder der Qber Kohlenstoff 

gebundene Rest iner methyl naktiven Verbindung ist. 
sowie die Tautomeren dieser Thieno[2,3-d]pyrimidinderivate und die nutzpflar^zenvertraglich n Salze 
dieser Thieno(2,3-d]pyrimidinderivate und ihrer Tautomer n. 
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Verfahren zur Herstellung von Thieno[2.3-d]pyrimidinderivaten der allgemeinen Formel I nach Anspruch 
1, dadurch gekennzeichnet. dafl man Verbindungen der allgemeinen Formel II 

(II) 

in der und R* die angegebene Bedeutung haben, mit einer Verbindung der allgemeinen Formel III 

0 /X^ , , 

>-N III) 
Rl ^T3 

in der die angegebene Bedeutung hat und sowie P unabhangig voneinander fur Ci-C^-Alkyl, 
Phenyl, Oder zusammen mit dem Amidstickstoff fUr einen 5 bis 7 gliedrigen gesattigten Heterocyclus 
stehen. in Gegenwart von 1,1 bis 20 moi Phosphorylchlorid oder Phosphorylbromid. bezogen auf ein 
Mol 11. zu Thieno[2.3-d]pyrimidinderivaten der allgemeinen Formel la 

R3v^^ ^^-^ ^^^^ 

in der R^ fur Chlor oder Brom steht. umsetzt und in diesen gegebenenfalls R^ in an sich ubiicher 
Weise gegen andere nucleophile Reste R^ austauscht. 

Verfahren zur Herstellung von Tliieno[2.3-d]pyrimidinderivaten der allgemeinen Formel I nach Anspruch 
1, dadurch gekennzeichnet, daB man Verbindungen der allgemeinen Formel IV 

0 

in der die Substituenten R^ und R* die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung hatren. in an sich 
Qblicher Weise mit einem Saureanhydrid, das mindestens einen Rest R^-CO enthalt oder einer 
Carbonsaure R'-CCX)H. oder einem Addukt aus einer Carbonsaure R^-COOH und einer Lewissaure. 
wobei R* jeweils die angegebene Bedeutung hat. zu Verbindungen der allgemeinen Formel lb 



R3^ 



OH 



R4^JLs.A.^P?^ ^^^^ 



umsetzt. diese mit einem Phosphorylhalogenid in Verbindungen der allgemeinen Formel la gemaB 
Anspruch 2 ut>erfuhrt und in diesen gegekjenenfalls R^ in an sich ubiicher Weise gegen andere 
nucleophile Reste R^ austauscht. 

Verfahren zur Herstellung von Thieno[2,3-d]pyrimidinen der allgemeinen Fonnel I nach Anspruch 1. 
dadurch gekennzeichnet. daB man ein Thiophen der allgemeinen Formel II 



r^*^ , X 
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in der und R* die angegeben Bedeutung haben. in an sich bekannter Weise mrt Orthoestem der 
allgemeinen Forme! V 



umsetzt und diese in an sich bekannter Weise in Gegenwart eines den Rest enthaftenden 
Nucleophils in die entsprechenden Verbindungen I uberfuhrt. 

5- Herbizide Mittel. enthaltend einen Tragerstoff und eine herbizid wirksame Menge eines Thieno[2,3-d]- 
pyrimidinderivates der allgemeinen Formel I gemaB Anspruch 1. 

6. Schadlingsbekampfungsmittel. enthaltend einen Tragerstoff und eine wirksame Menge eines Thieno- 
[2.3-d]pyrimidinderivates der allgemeinen Formel I gemaB Anspruch 1 . 

7. Wachstumsregulierende Mittel, enthaltend einen Tragerstoff und eine wachstumsregulierende Menge 
eines Thieno[2.3-dlpyrimidinderivates der allgemeinen Formel I gemaB Anspruch 1 . 

8- Verwendung von Thieno[2,3-d]pyrimidinen der allgemeinen Formel I gemaB Anspmch 1 zur Bekampv 
fung von Schadpflanzen. 

9. Verwendung von Thieno[2,3-dlpyrimidinen der allgemeinen Formel I gemaB Anspaich 1 zur Bekamp- 
fung von Schadlingen. 

10. Venwendung von Thieno[2.3-d]pyrimidinen der allgemeinen Formel I gemaB Anspruch 1 zur Regulation 
des Nutzpflanzenwachstums, 



(R80)3C-Rl 



(V) 



in der R* fur einen Ci-Cc-Alkylrest steht zu Verbindungen der allgemeinen Formel VI 




(VI) 
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